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The invention relates 
to an electric drive system 

(1) which is operated by 
muscle-power, comprising 
a foot pedal (5) and a 
generator (6) which is 
connected mechanically 
to said foot pedal, an 
electric transmission (4) 
and comprising an electric 
control system (20) with 
a control programme (21) 
for the generator which can 
generate a load moment 
GM. If used in a vehicle 

(2) , the generator of the 
drive system has a starting 

; control (22) which is used 
to generate pedal resistance 
when at a standstill TW 
and a high starting moment 
MA for the foot pedal. If 




used in stationary training 

(3) 43 
apparatus (3), the drive 

system has a motor operation control (23) with a bi-directional convener (31) which can also be used to operate the generator as a motor. 



(57) Zusammenfassung 

Das mit Muskelkraft betreibbare elcktrische Antriebssystem (1) weist ein Tretpedal (5) und einen damit mechanisch verbundenen 
Generator (6), eine elektrische Transmission (4) und eine elcktrische Sieuerung (20) mit einem Steuerprogramm (21) des Generators auf. 
welchc cin Gegenmoment GM erzeagen kann. In einem Fahr2eug (2) weist das Antriebssystem eine Anfahrsteuenjng (22) des Generators 
auf, mit welcher ein Stillstands— Trctwiderstand TW und ein hohes Anfahnmomcnt MA am Tretpedal erzcugt wird. In einem stationarcn 
Trainingsgerat (3) cingcsetzt, weist das Antriebssystem eine Motorbetricbsstcuerung (23) mit einem bidirektionalen Wandler (31) auf. mil 
welchem der Generator auch als Motor betreibbar ist. 
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Mit Muskelkraft betreibbares elektrisches Ant riebs system 

Die vorliegende Erfindung betrifft ein mit Muskelkraft 
betreibbares elektrisches Ant riebs system fur ein Fahrzeug 
und/oder ein stationares Trainingsgerat gemass Oberbegriff 
von Patentanspruch 1 . 

Aus der EP 0784008 ist beispielsweise ein derartiges 
Antriebssystem bekannt in einem Fahrrad mit einem Tret- 
pedal und einem mechanisch mit dem Tretpedal verbundenen 
Generator sowie mit einer elektrischen Transmission zu 
einem steuerbaren Fahrmotor als elektrischem Verbraucher. 
Diese bekannten Antriebssysteme mit elektrischer Trans- 
mission weisen jedoch noch entscheidende Nachteile auf . So 
ist insbesondere auch das Anfahren bzw. das Antreten des 
Pedals aus dem Stillstand nicht gelost, indem der Fahrer 
zuerst praktisch ins Leere tritt, d.h. das Tretpedal 
bietet beim Antreten zuerst praktisch keinen Widerstand, 
bis der Generator auf genugend hohe Tourenzahlen beschleu- 
nigt ist. Dieses absolut ungewohnte Fehlen eines Pedal- 
widerstandes beim Antreten bildet ein grosses Risiko. Es 
kann dazu fuhren, dass der Fahrer das Gleichgewicht 
verliert und mit seinem Fahrrad sturzt, uberdies kann 
damit auch die sofort beim Anfahren bendtigte hinreichende 
Anfahrleistung mit dem Generator nicht erzeugt werden und 
schliesslich widerspricht diese bisherige, normale Gene- 
ratorcharakteristik auch jedem gewohnten Fahrgefuhl, das 
ein Fahrer ganz selbstverstandlich von einem mechanischen 
Pedalantrieb erwartet . D.h. das Anf ahrverhalten dieser 
bisher bekannten elektrischen Antriebe entspricht in 
keiner Weise einer ergonomisch erf orderlichen Charakter- 
istik und es steht auch in krassem Gegensatz zum gewohnten 
Anfahrverhalten bei mechanischen Pedalantrieben . 
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Die bekannten elektrischen Antriebs systems sind anderer- 
seits aber auch nicht geeignet zur Anwendung in Trainings - 
geraten, indem fur den Generator gegenuber rein mechanisch 
betriebenen Trainingsgeraten ein zusatzlicher Aufwand 
erforderlich ist, ohne dass damit schon wesentliche Ver- 
besserungen des Nutzens bzw. eine wesentliche Erweiterung 
der Anwendungen erreicht warden. Ein sehr grosser Nachteil 
bisheriger Trainingsgerate besteht vor allem darin, dass 
damit nur eine sehr beschrankte einseitige Betatigung 
moglich ist, so dass das stationare Training rasch lang- 
weilig wird und solche Trainingsgerate deshalb nach 
anfanglicher Benutzung nur. noch selten oder gar nicht mehr 
eingesetzt werden. Es ware daher eine sehr wichtig 
Aufgabe, Trainingsgerate attraktiver, vielseitig verwend- 
bar und unterhaltsamer auszubilden, so dass sie mehr und 
regelm^ssig benutzt wurden und dass damit auch ein univer- 
sellerer Einsatz m6glich ware. 

Es ist deshalb Aufgabe der vorliegenden Erfindung, ein 
elektrisches Antriebssystem zu schaffen, welches sowohl in 
Fahrzeugfen als auch in stationaren Trainingsgeraten 
einsetzbar ist und das beim Einsatz in Fahrzeugen ein 
gunstiges ergonomisches , der bisherigen Erfahrung und 
Gewohnung entsprechendes Anf ahrverhalten aufweist und das 
beim Einsatz in Trainings- und Therapiegeraten verschie- 
dene, universellere Betriebsarten ermoglicht, wobei 
insbesondere auch exzentrisches Training und reine 
Bewegungstherapie moglich sein sollen. 

Diese Aufgabe wird gelost durch ein erf indungsgemasses 
Antriebssystem gemass Patentanspruch 1. Die abhangigen 
Anspruche betreffen vorteilhafte Weiterbildungen der 
Erfindung mit besonders gunstigem und ergonomischem 
Anf ahrverhalten und mit universeller Einsetzbarkeit fur 
beliebige Trainingsarten sowie Ausfuhrungsvarianten, 
welche besondere Vorteile bezuglich einfacher Herstell- 
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barkeit sowie weiterer Anwendungen und Therapiearten 
aufweisen . 

Im folgenden wird die Erfindung anhand von Beispielen im 
Zusairanenhang mit den Figuren weiter erlautert. Dabei zeigt 
Fig. 1 ein Schema eines erf indungsgemassen Antriebs- 

systems fur Fahrzeuge und/oder stationare 

Trainingsgerate, 
Fig. 2 das Generatormoment in Funktion des Pedal- 

Drehwinkels beim Anfahren, 
Fig. 3 das Generatormoment in Funktion der Tret- 

f requenz. 

Fig. 4 einen zeitlichen Verlauf der Tretfrequenz beim 
Anfahren, 

Fig. 5 das Generatormoment in Funktion der Geschwindig- 
keit, , 

Fig- 6 das Generatormoment in Funktion der Tretfrequenz 
im Motorbetriebsmodus fur exzentrisches 
Training, 

Fig. 7 ein Fahrrad mit Antriebs-Modulen, 
Fig, 8 ein Mehrspurf ahrzeug mit Antriebsschwinge, 
Fig. 9 schematisch ein Antriebssystem mit Modulen, 
Fig. 10 einen Generator mit Kurzschluss-Anf ahrschaltung. 
Fig. 11 ein f laches Pedal-Generator-Modul . 

Fig. 1 zeigt ein erf indungsgemasses elektrisches Antriebs- 
system 1 fur Fahrzeuge und/oder stationare Trainingsgerate 
mit einem Tretpedal 5 als muskelkraf tbetriebene Antriebs- 
vorrichtung und einem mechanisch mit dem Tretpedal verbun- 
denen Generator 6 sowie mit einer elektrischen Transmis- 
sion 4 vom Generator 6 zu einem elektrischen Verbraucher 
10 und/oder zu einem Antriebsmotor 11 sowie mit einer 
elektrischen Steuerung 20. Die elektrische Steuerung 20 
weist ein Steuerprogramm 21 des Generators 6 auf, mit dem 
ein Gegenmoment GM am Generator, bezogen auf die Vorwarts- 
Tretrichtung v, erzeugt werden kann. Wobei das Antriebs- 
system, eingesetzt in einem Fahrzeug 2 (z.B. Fig. 7 und 
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8), eine Anf ahrsteuerung 1 des Generators 6 aufweist, mit 
welcher ein bei Betatigung des Tretpedals 5 aus dem 
Stillstand heraus unmittelbar auftretender Tretwiderstand 
TW erzeugt wird und womit ein hohes Anf ahrwiderstands- 
moment MA am Tretpedal erzeugt wird beim Anfahren aus dem 
Stillstand, bis eine minimale Fahrgeschwindigkeit Vmin 
bzw. eine normale Tretfrequenz f erreicht wird, wie mit 
den Fig. 2 bis 5 weiter dargestellt wird. Fur den Einsatz 
in einem stationaren Trainingsgerat 3 weist das 
Ant riebs system 1 als Gegenmoment GM eine Motorbetriebs- 
steuerung 23 mit einem bidirektionalen Wandler 31 auf , mit 
welchen der Generator 6 auch als Motor betreibbar ist, mit 
steuerbarer Ein- und Auskuppelung von elektrischer 
Leistung, insbesondere auch fur exzentrisches Training. 
Dies wird anhand von Fig. 6 im folgenden weiter erlautert. 
Fig. 1 zeigt weiter ein Ubersetzungsgetriebe 7 zwischen 
Tretpedal 5 und Generator 6 und einen durch ein Programm 
der Steuerung 2 0 sperrbaren Freilauf 42 Oder eine 
schaltbare Kupplung 43. Tretpedal und Generator konnen als 
separate Baueinheit ein Pedal-Generator-Modul 8 bilden. 
Zur Anwehdung in Fahrzeugen 2 kann der Motor 11 ein 
Untersetzungsgetriebe 12 zu einem Antriebsrad 19 
aufweisen, welche ebenfalls als separate Baueinheit, d.h. 
als Motor-Modul 18, ausgebildet sein konnen. Als 
elektrische Verbraucher 10 weist ein Fahrzeug auch einen 
Akku als Speicher 14 und/oder einen Super-Cap (super 
capacitor) 15 auf fur besonders rasche Entladungsvorgange 
bei hohem Motorleistungsbedarf und fur rasches Aufladen 
bei elektrischem Rekuperations-Bremsen. Bei der Anwendung 
in stationaren Trainingsgeraten konnen weitere elektrische 
Verbraucher, z.B. elektrische Bremsen, aber auch 
mechanische Bremsen 45 und mechanische Speicher 46 im 
konzentrischen Trainingsbetrieb zur Abfuhrung der am 
Tretpedal erzeugten Energie dienen. Sensoren und 
Messwertgeber 37, z.B. am Tretpedal 5, am Generator 6, am 
Motor 11 und am Antriebsrad 19 sowie an weiteren Komponen- 
ten des Antriebssystems sind mit der Steuerung 20 
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verbunden und dienen zur Uberwachung und Steuerung des 
Betriebs. Dazu sind Betriebsprogramme 24 fur Trainings- 
gerate sowie Fahrprograinme 25 zur Anwendung in Fahrzeugen 
in der Steuerung 2 0 enthalten. Ein Eingabe- und Anzeige- 
gerat 30 dient zum Wahlen von Fahr- und Betriebsprogrammen 
sowie zum Anzeigen von Fahr- und Betriebsdaten, welche in 
einem internen Datenspeicher 29 gespeichert sein konnen. 
Ein Interface 35 zuit\ Anschluss an externe Gerate 38, z.B. 
an einen PC, dient der weiteren Steuerung, Prograimnierung 
und Auswertung. Ein Netzanschluss 3 6 kann zum Laden von 
elektrischen Speichern 14, 15 wie auch, beim exzentrischen 
Training, zum Antrieb des Generators 6 als Motor 
eingesetzt warden. 

Je nach Anwendung konnen auch zusatzliche Energieguellen 
48 angeschlossen werden, z.B. eine leichte Benzinitptor- 
Generator-Einheit als "range extender" oder zusammen- 
legbare Solarzellen. 

Bei bisherigen Pedal-Generatorantrieben mit elektrischer 
Transmission ist im Stillstand praktisch kein Tretwider- 
stand spurbar und das Widerstandsmoment des Generators 
beim Antreten ist sehr klein bis eine genugende 
Tretfrequenz erreicht ist, d.h. der Fahrer tritt beim 
Anfahren zuerst einmal ins Leere (Kurve 70, Fig, 3). 
Demgegenuber erwartet ein Benutzer bei jedem mit Muskel- 
kraft betriebenen mechanischen Pedalantrieb und im 
speziellen bei einem Fahrrad (mit oder ohne elektrischer 
Ubertragung) jedoch einen Stillstands-Tretwiderstand und 
ein hohes Anfahrmoment aus dem Stillstand heraus, so dass 
schon die erste halbe Umdrehung, d.h. von einer oberen in 
eine untere Pedal stellung, ein hohes Widerstandsmoment 
aufweist. Dies ist doppelt notwendig fur Normal fahrrader 
mit aufrechter Sitzposition, damit sich ein Benutzer beim 
Anfahren auf das Pedal abstutzen kann und das Antreten aus 
dem Stillstand des Fahrrads bis zu einer minimalen 
stabilen Fahrgeschwindigkeit Vmin von z.B. 2 m/sec mit 
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relativ grossem Anf ahrwiderstand rasch und mit spurbarer 
Beschleunigung durch das Treten erfolgen kann, Sonst 
besteht die Gefahr, dass der Fahrer vom Pedal abrutscht 
bzw- sturzt. Ein spurbarer, hinreichend grosser Anf ahr- 
widerstand wird jedoch nicht nur fur Normal fahrrader (nach 
Fig. 7) erwartet und gefordert. Auch fur Liegef ahrrad- 
Positionen bzw, Mehrspurf ahrzeuge (Fig. 8) , bei denen 
keine Kippgefahr besteht, wird beim Anfahren aus dem 
Stillstand mit mechanischen Muskelkraf tantrieben im 
Prinzip die gleiche Charakteristik erwartet, d.h. ein 
genugend hohes Widerstandsmoment MA muss spurbar sein. Im 
Prinzip muss damit auch die fehlende direkte Kopplung des 
Pedals 5 mit dem Antriebsrad 19 (da die Fahrradkette ja 
durch die elektrische Transmission 4 ersetzt wurde) erfin- 
dungsgemass durch einen angemessenen Tretwiderstand TW und 
ein hohes Anfahrmoment MA substituiert werden. Damit kann 
auch das gewohnte und erwartete ergonomische Fahrradgef uhl 
erzeugt werden. Dies wird anhand der Fig. 2-5 welter 
ausgefuhrt , 

Fig. 2 zfeigt den Verlauf des durch den Generator 6 am 
Tretpedal erzeugt en Widerstandsmoment s M in Funktion des 
Drehwinkels am Pedal. Mit Wl wird der Pedalwinkel bezogen 
auf den oberen Totpunkt des Muskelkraf tantriebs. als fester 
Nullpunkt (Wl = 0^) bezeichnet (vergleiche Fig. 7 und 8). 
Der Tretwinkel W bezieht sich dagegen auf das Antreten 
bzw. Anfahren mit W = 0, Vorausgesetzt wird, dass mit 
genugend Kraft bzw. Moment und Winkelbeschleunigung ange- 
fahren wird. Gemass Kurve M(W} ist der Generator so 
ausgelegt und gesteuert, dass sehr rasch ein relativ hoher 
Tretwiderstand TW und anschliessend ein hohes Wider- 
standsmoment MA erreicht wird, d.h. z.B. innerhalb von 0.1 
rad bzw. von wenigen Grad,z.B. 5° - 8*^, und dass dieser 
Sollwert des Anf ahrmoments MA auch im weiteren Verlauf des 
Anfahrens nicht unterschritten, sondern zunehmend uber- 
troffen wird. In der Fig. 2 ist als Beispiel ein hoher 
Soll-Wert MAI von z.B. 60 Nm fur den Betrieb in 
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Normal fahrradern {nach Fig. 7) und ein tieferer Wert MA2 
von z.B. 3 0 Nm fur Drei- Oder Vierradf ahrzeuge gemass 
Fig. 8 angegeben, vorzugsweise betragt das Anf ahrmoment MA 
am Pedal mindestens 2 0 - 40 Nm fur Mehrspurf ahrzeuge und 
z.B. mindestens 40 - 60 Nm fur Normalf ahrrader . 
Entsprechend kann auch der Tretwiderstand TW z.B. auf 
mindestens 150 - 300 N bzw. 300 - 400 N eingestellt sein. 

Dies ergibt nach Fig. 3 einen Momentenverlauf M(f) 
(inklusive Gegenmoment GM) am Tretpedal 5, welcher beim 
Antreten aus dem Stillstand sehr rasch, z.B. schon bei 
einer Tourenzahl von 10 U/min (rpm) mindestens auf den 
eingestellten Sollwert des Anf ahrmoments MAI bzw. MA2 
ansteigt und womit auch der gewunschte Tretwiderstand TW 
auftritt. Nach dem Anfahren bei Normalf ahrt wird meist mit 
wesentlich tieferem mittlerem Tretmoment M gefahren, z.B. 
mit 10 - 20 Nm bei 60 rpm. Im Bereich der normalen 
Tretfrequenz von z.B. 50 - 100 rpm steigt dann das 
Genera tormoment M in Funktion der Tretfrequenz f vorzugs- 
weise deutlich an, so dass mit steigender Tretfrequenz am 
Generator eine uberproportionale Leistungserh6hung 
resultiert. Das Steuerprogramm 21 des Generators bzw. die 
Fahrprogramme 25 konnen mit Vorteil eine Stuf eniamschaltung 
aufweisen, welche im Prinzip einer vielstufigen mechani- 
schen Gangschaltung ahnlich ist. Dabei konnen beispiels- 
weise verschiedene enggestufte Leistungsstuf en von 40, 60, 
80, 100, 120, 140, 160, 180, 200 W (Muskelkraf tleistung) 
usw. einstellbar sein, bezogen auf eine bestimmte 
Normaltourenzahl von z.B. 70 rpm, entsprechend den Kurven- 
charakteristiken M60 ... M120 ... M180 fur Normalf ahrt. Im 
Gegensatz zu einem mechanischen Gangwechsel konnen diese 
elektrischen Stufen gleichmassig optimal abgestuft werden 
und das elektrische Umschalten zwischen den Stufen erfoigt 
unterbrechungsf rei und ausgeglichen. Diese Moment encharak- 
teristik M(f ) kann je nach Art und vorgesehenem Einsatz 
des Fahrzeugs, wie auch der Benutzer-Praf erenz entspre- 
chend, in weiten Bereichen eingestellt bzw. programmiert 
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werden. So konnen u.a. der Normal tretbereich, der Anstieg 
des Moments im Tretbereich, d.h. die Charakteristik, und 
die Anzahl und Hohe der verschiedenen Leistungsstuf en 
gewahlt bzw. eingestellt werden. Beispielsweise kann ein 
flacherer Anstieg, im Normalfall ein mittlerer Anstieg 
etwa gemass Kurve Ml 80 oder auch ein relativ steiler 
Anstieg gemass Kurve M180' gewahlt werden. Uberdies wird 
die Generatorsteuerung so ausgelegt, dass der Bereich des 
maximalen Wirkungsgrads des Generators dem gewahlten 
Normalbereich der Tretfrequenz entspricht, um damit beim 
Fahren praktisch immer die bestmogliche Leistungsausbeute 
zu erreichen. Der Normal-Tretbereich liegt wie erwahnt ca. 
zwischen 50 - 100 rpm, fur sehr sportliche Fahrer eher 
hoher, z.B. zwischen 7 0 und 100 rpm, und fur Normalfahrer 
eher tiefer, z.B. zwischen 50 und 80 rpm. 

Die Kurven 7 0 zeigen demgegenuber einen Moment enverlauf M 
eines bisherigen Generator-Antriebs in Fig. 3 und 6, in 
Abhangigkeit von Winkel W bzw. Tretfrequenz f, wie dies 
z.B. aus der EP 0784008 bekannt ist. Die Differenz 
zwischen^ den beiden Moment enkurven entspricht dem Gegen- 
moment GM. Bei diesen bisherigen Antrieben ist (ohne 
Gegenmoment) gemass Kurve 70 das Widerstandsmoment des 
Generators anfangs beim Anfahren aus dem Stillstand sehr 
klein und erreicht erst spat, d.h. nach dem Anfahren, 
genugend hohe Werte. Ergonomisches und sicheres Anfahren 
ist hier nicht mdglich. Denn das Pedal fallt anfangs 
mindestens beim ersten Niedertreten eines Pedals praktisch 
ohne spurbaren Widerstand durch, z.B. uber einen Winkel W 
von 1 bis 2 rad (60° bis 120^), was einen Velofahrer das 
Gleichgewicht verlieren lasst, so dass er sturzen kann. 

Fig. 2 zeigt als Weiterbildung der Erfindung auch einen 
Momentenverlauf Ml(Wl), wobei das Widerstandsmoment Ml in 
Phase mit dem Pedalwinkel Wl moduliert ist. Dabei ist das 
Widerstandsmoment Ml z.B, in den oberen und unteren Pedal - 
totpunkten mit Wl = 0^ und 180*^ minimal und dazwischen bei 
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Wl = 90^^ und 27 0^ wird das Maximum erreicht, d.h. da wo 
auch die ebenfalls eingezeichneten tangentialen Pedal- 
krafte F minimal bzw. maximal sind. Ml kann auch 
phasenverschoben moduliert sein, z.B. mit einem Minimum 
bei Wl = 5° und 185*^ Dieser Modulationsanteil MM kann 
ebenfalls gewahlt bzw. eingestellt werden und z.B. kann MM 
= 30 - 60% des Maximalwerts von Ml betragen. Auch mit 
dieser Modulation von Ml kann das gewohnte Fahr- und 
Tretgefuhl erzeugt werden. Der gewohnte gleichmassige 
Rundlauf wie bei einem rein mechanischen Tretantrieb wird 
einerseits durch die Massentragheit des Pedal-Generator- 
Moduls 8 und anderseits durch diese mogliche zusatzliche 
Modulation Ml(Wl) erreicht. 

Fig. 4 illustriert das erf indungsgemasse ergonomische und 
sichere Anf ahrverhalten mittels einer Darstellung ^des 
zeitlichen Verlaufs der Tretfrequenz f{t). Beim Antreten 
aus dem Stillstand (bei W = 0, f = 0) mit einer hinrei- 
chend grossen Betatigungskraf t F bzw. Anfahrmoment M am 
Pedal 5 steigt die Frequenz f gemass Kurve fl(t) gleich- 
massig an bis die normale Tretfrequenz nach z.B. 1 - 3 sec 
erreicht ist. Wesentlich ist, dass dabei die Anf ahrwinkel- 
beschleunigung b = Df/Dt begrenzt ist. Durch die Genera- 
torsteuerung (20.1, 21) wird eine maximale Beschleunigung 
bmax von beispielsweise 3-5 rad/sec^ vorgegeben oder 
eingestellt (fur ein Betatigungsmoment M von z.B. 50 Nm) . 
Vorzugsweise betragt diese maximale Beschleunigung bmax 
z.B. 4 rad/sec^ (im Mittel z.B. uber eine 90^-Drehung des 
Pedals). Entsprechend der gewunschten Anwendung kann z.B. 
ein hohes Anf ahrwiderstandsmoment MAI (siehe Fig, 2 und 3) 
mit einer sehr geringen maximalen Beschleunigung von bmax 
= 3 rad/sec^ oder ein tieferes Anfahrmoment MA2 
entsprechend z.B. einer bmax von 5 rad/sec^ eingestellt 
werden. Eine normale Tretfrequenz von z.B. 60 rpm 
(entsprechend ca. 6 rad/sec) wurde damit erst nach ca. 1.2 
- 2 sec erreicht. Nach dem Anfahren, im normalen 
Fahrzustand, kann, wie zu Fig. 3 erlautert, vorzugsweise 
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zwischen verschiedenen Fahrstufen umgeschaltet werden, was 
beispielsweise in der Funktion f2(t} dargestellt ist. mit 
einem Umschalten von der Charakteristik M120 auf die 
Charakteristik MlOO, was einem Herunterschalten ent- 
spricht. Dieses elektrische Umschalten erfolgt beim 
Weitertreten mit konstanter Kraft und ohne Unterbrechung 
Oder Schaltpausen. 

Eine weitere Darstellung des Anfahrens, vor allem fur 
Normalf ahrrader, illustriert Fig. 5, wo der Momenten- 
verlauf M{V) in Funktion der Geschwindigkeit V gezeigt 
wird. Daraus ist auch ersichtlich, dass ab Geschwindigkeit 
0 beim Start sofort ein genugend hohes Anfahrwider- 
standsmoment MA erreicht werden muss. Dies nicht nur aus 
Stabilitats- und Ergonomie-Grunden, sondern auch, um mit 
dem Generator sofort eine dem hohen Moment M entsprechende 
hohe Anf ahrleistung zur raschen Beschleunigung des 
Fahrzeugs auf eine minimale stabile Fahrgeschwindigkeit 
Vmin zu liefern. Dazu kann unterstutzend auch Batterie- 
strom eingesetzt werden. Diese betragt bei einem Fahrrad 
z.B. 2-^3 m/sec- Nach dem Anfahren, d.h. im normalen 
Fahrbetrieb, wird meist mit wesentlich tieferem Pedal- 
moment M gefahren, z.B. mit 15 Nm entsprechend einer 
Tretleistung von ca. 100 W bei 60 rpm. Ohne diese erfin- 
dungsgemasse Generatorsteuerung musste ein Fahrrad zuerst 
im wesentlichen nur mit Energie aus einer Batterie auf die 
Minimalgeschwindigkeit Vmin beschleunigt werden, wahrend 
der Fahrer zuerst ins Leere pedalen wurde, wie Kurve 7 0 in 
Fig. 2 darstellt. Dies ware ergonomisch und energetisch 
widernaturlich und absolut unsinnig. Es wurde auch ein so 
schlechtes und unsicheres Fahrgefuhl ergeben, dass dafur 
wohl kaum Anwender und Kaufer gefunden werden konnten. 

Das zu den Fig. 2-5 beschriebene erf indungsgemasse 
ergonomische Anf ahrverhalten ist naturlich in erster Linie 
zur Anwendung des Antriebssystems in Fahrzeugen erforder- 
lich. Bei stationaren Trainings- und Rehabilitations- 
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geraten, wo keine Kippgefahr fur den Fahrer besteht und 
keine hinreichende Anf ahrbeschleunigung erreicht warden 
muss, ist diese gewohnte ergonomische Anf ahrcharakteristik 
eines Muskelkraf tantriebs wohl erwunscht, jedoch nicht 
unbedingtes Erfordernis. Damit ein elektrischer Generator- 
Antrieb hier Sinn macht, mussen dessen Anwendungsbereiche 
im Vergleich zu bekannten einfacheren, rein mechanischen 
Geraten wesentlich weiter und attraktiver sein. Dies wird 
anhand von Fig. 6 erlautert, welche verschiedene mogliche 
Betriebsarten des Generatorantriebs zeigt. Hier ist der 
Momentenverlauf M(f) in Funktion der Tretfrequenz f in 
beiden Richtungen dargestellt (v = Vorwarts-Tretrichtung 
mit Frequenz +f und r = Ruckwarts-Tretrichtung mit 
Frequenz -f ) . Dabei ist der Generator im Generatorbetrieb, 
d.h. mit Widerstandsmoment +M {fur konzentrisches Training 
gemass Kurven Gv, Gr) wie auch als Motor mit Moment -M 
.(fur exzentrisches Training gemass Kurven Ev, Er) . 

Die Kurve Gv entspricht dem normalen Generatorantrieb in 
Fahrzeugen, der jedoch naturlich auch auf einem stationa- 
ren Trainingsgerat , z.B. mit wahlbaren Fahrprogrammen 25, 
ausgefuhrt werden kann. D.h. ein Fahrzeug, z.B. ein 
Fahrrad, aber auch ein leichtes Dreirad kann sowohl als 
Fahrzeug eingesetzt werden wie auch als stationares 
Trainingsgerat . Ein Fahrrad kann so bei schlechtem Wetter 
z.B. im Hause aufgebockt werden und damit konnen dann 
beliebige Fahrprogramme gefahren werden (Fig.7) . Der 
Generator kann im Prinzip auch ruckwarts betrieben werden 
gemass Kurve Gr (konzentrisches Training mit Ruckwarts- 
treten) . 

Nach Fig. 6 wird der Generatorantrieb im Prinzip fur 
4-Quadrantenbetrieb ausgelegt (Gv, Gr, Ev, Er) , wobei das 
Gegenmoment GM in den Quadranten Gv und Er erzeugt wird. 
Im einfachsten Fall wird der Generator, als Motor 
betrieben, zur Bewegungstherapie gemass den Kurven Br, Bv 
in beiden Richtungen r und v eingesetzt. Dies dient nur 
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zum Bewegen von Gliedern (Beine, Arme oder Rumpf) im 
wesent lichen ohne Einsatz von Muskelkraft, z.B. zur 
Rehabilitation der Bewegungsf ahigkeit . Der Betrieb des 
Generators 6 erfolgt durch den bidirektionalen Wandler 31 
bzw. die Generatorsteuerung 20.1 und das Generatorsteuer- 
programm 21. Ausgehend von der reinen Bewegungstherapie 
gemass Kurven Br, Bv kann die eingesetzte bremsende 
Muskelkraft beliebig gesteigert werden durch einstellbaren 
und auch programmierbaren Momentenverlauf -M gemass den 
Kurven Er und Ev. Es konnen somit beliebig wahlbare und 
steuerbare Exzentrikprograitime gefahren werden, 

Anstelle eines Pedal-Kubelantriebs konnen naturlich auch 
andere Arten von Muskelkraf tantrieben in analoger Weise 
eingesetzt werden, z.B, Linearantriebe, Ruderantriebe 
usw. , welche mittels Bein-, Arm- oder Rumpfbewegungen 
angetrieben werden. Vor allem fur Therapieanwendungen kann 
dabei die Geometrie des Muskelkraf tantriebs auch einstell- 
bar ausgebildet sein. Dabei kann sowohl die Auslenkung L 
der Antriebsbewegung (L entspricht z.B. dem Radius einer 
Pedalkurbel, Fig. 1, 11) als auch die Position des 
Benutzers relativ zum Antrieb einstellbar sein. So konnen 
die Bewegungsamplituden L fur Therapie und Training 
variierbar sein (Fig. 11) . Als ein weiteres Sicherheits- 
element, z.B, fur exzentrisches Training, kann eine 
Charakteristik Er, Ev so gesteuert sein, dass die moto- 
rische Bewegung des Pedalgenerators sofort gestoppt wird, 
urn Verletzungen zu ventieiden, wenn der Benutzer vom Pedal 
abrutscht bzw. seine Muskelkraf tbremsung plotzlich 
aussetzt. Dazu wird ein passender Sensor 37 eingesetzt, 
welcher die Kraf tanderung detektiert. 

Beim exzentrischen Training Er, Ev konnen relativ hohe 
Muskelkrafte und Leistungen eingesetzt werden mit 
wesentlich geringerer Kreislauf belastung im Vergleich zu 
konzentrischem Training. D.h. die gleiche Motorleistung 
des Generators zu bremsen ist viel weniger anstrerigend als 
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diese zu leisten {im Prinzip entspricht dies der Erfah- 
rung, dass eine Treppe hochzusteigen viel anstrengender 
ist als mit gleicher Geschwindigkeit hinunter zu lauf en) . 
Deshalb bildet das exzentrische Training (neben dem 
athletischen Training) vor allem in der kardiovaskularen 
Therapie einen ganz grossen Vorteil bzw. eroffnet neue und 
wesentlich bessere Therapiemoglichkeiten . 

Fig. 7 zeigt ein Normalf ahrrad mit einem aus Modulen 
bestehenden erf indungsgemassen Ant riebs system 1. An einem 
Chassis 53 mit einem Sitz 52 ist ein Pedal-Generator-Modul 
8 als Baueinheit befestigt, welches hier aus einem 
Tretpedal 5, einem Zahnriemengetriebe 7.1, allfallig einem 
sperrbaren Freilauf 42 und einem Generator 6 besteht. Die 
elektrische Steuerung 20 wie auch die elektrischen Spei- 
cher 14 bzw/ mit Vorteil auch ein Super cap 15 und ein 
Eingabe- und Anzeigeelement 3 0 konnen ebenfalls als 
separierbare Module oder Baueinheiten am Chassis befestigt 
sein. Die elektrische Transmission 4 liefert die benotigte 
Energie an einen Antriebsmotor 11a, welche hier im Hinter- 
rad 19 z.B. als Radnabenmotor ausgebildet ist. Urn optimale 
Wirkungsgrade der Antriebsmotoren zu erreichen, konnen 
z.B. auch zwei unterschiedlich ausgelegte Motoren 11a und 
lib je fur einen hoheren und einen tieferen Geschwindig- 
keitsbereich vorgesehen sein, was hier mit einem 
moglichen zusatzlichen Motor lib im Vorderrad angedeutet 
ist, Oder es kann auch ein Motor mit umschaltbaren 
Wicklungen eingesetzt werden, welche fur unterschiedliche 
Geschwindigkeitsbereiche optimiert sind. 

Ein solches Fahrrad kann zusatzlich auch als stationares 
Trainingsgerat im Hause eingesetzt werden, z.B. fixiert 
auf einer Trainingsstutze 56. Falls diese eine Bremsrolle 
57 aufweist, so konnen auch Fahrprogramme mit Motor 11a 
absolviert werden oder es kann auch direkt ein elek- 
trischer Verbraucher 10 zugeschaltet werden. 
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Fig. 7 zeigt auch eine zusatzliche mogliche Variante. um 
einen Stillstands-Tretwiderstand TW und fur ganz wenige 
Umdrehungen ein hohes Anf ahrmoment MA zu erzeugen. Dies in 
Form eines ruckspulbaren Seilzugs 41 zwischen dem Tret- 
pedal 5 und dem Antriebsrad 19. Der Seilzug kann z.B. 3 
bis 5 Windungen am Tretpedal bzw. 2-3 Windungen am Rad 
19 aiifweisen. .Im Gegensatz zu einem herkommlichen 
Kettenantrieb kann ein solcher Hilfsseilzug 41 mit nur 
einem Strang, welcher umlenkbar ist und keine Schmierung 
erfordert, auch sehr einfach ausgebildet sein. Beim 
Anfahren ist der Seilzug auf das Rad 19 ruckgespult, wird 
anschliessend fur maximal 3 Umdrehungen auf das Tretpedal 
auf gewickelt , dann entkoppelt und wieder zuruckgespult . 
Beim nachsten Anfahren kann der Seilzug 41 dann wieder 
eingekoppelt werden. 

Fig. 8 zeigt ein Beispiel eines zweiplatzigen Mehrspur- 
fahrzeugs mit zwei Vorderradern und einem oder zwei 
Hinterradern 19. Das Antriebsmotor-Modul 18 ist als 
Antriebsschwinge 54 ausgebildet mit einem Motor 11, z.B. 
einem Zahhriemen oder einer Kette als Untersetzungs- 
getriebe 12 und allfSllig einem schaltbaren Freilauf oder 
einer Kupplung (43). Fur einen Fahrer 60 und einen 
Beifahrer ist je ein Liegesitz 52 vorgesehen, womit die 
weit vorn angeordneten Pedal-Generator-Module 8.1, 8.2 je 
fur Fahrer und Beifahrer mit flacher Beinstellung 
angetrieben werden. Der Nullpunkt des Pedalwinkels Wl = 0 
(d.h. der obere Totpunkt) liegt hier entsprechend flach, 
wahrend er beim Normal fahrrad von Fig. 7 im wesent lichen 
nach oben gerichtet ist. Die Modulbauweise ermoglicht es, 
jedem Fahrzeuginsassen eines mehrplatzigen Fahrzeugs einen 
eigenen Pedalgenerator 8.1, 8.2 zuzuordnen und diese je 
nach Bedarf auch wieder auszubauen. In einer Ausfuhrung 
als Vierradf ahrzeug konnen auch zwei separate Motor-Module 
18.1, 18.2 zum Antrieb der Hinterrader 19 vorgesehen sein. 
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Dies wird in der schematischen Darstellung der Modul- 
bauweise nach Fig. 9 gezeigt. Es konnen ein, zwei Oder 
auch mehrere Pedal-Generator-Module 8.1, 8.2 und ebenso 
ein Oder mehrere Motor-Module 18.1, 18.2 je nach Art und 
Einsatz des Fahrzeugs bzw. nach Benutzerwunschen einge- 
setzt werden. Dieses Modulkonzept ermoglicht eine 
rationelle und kostengunstige Fertigung fur eine Vielzahl 
von Anwendungen. Die Pedal-Generator-Module 8 und die 
Motor-Module 18 konnen dabei wahlweise auch je die direkte 
Generatorsteuerung 20.1 bzw. Motorsteuerung 2 0.2 enthalten 
(sie sind jedoch Bestandteile der Gesamtsteuerung 20) . 

Vor allem in Fahrzeugen werden besonders leichte und 
effiziente Generatoren 6 und Motoren 11 eingesetzt, neben 
leichten Burstenmotoren z.B. auch elektronisch kommutierte 
( "brushless" ) DC-Motoren und Generatoren. In eine^ Leicht- 
mobil, welches keinen Exzentrikbetrieb benotigt, kann als 
besonders einfache und effiziente Ausfuhrung ein ein- 
phasiger burstenloser ( "brushless" ) DC-Generator 
eingesetzt werden, welcher eine entsprechend einfachere 
Einphasen-Steuerung mit hoherem Wirkungsgrad auf weist . 

Bei der Anwendung des Ant riebs systems 1 in einem statio- 
naren TrainingsgerSt 3 konnen dem Tretpedal 5 und dem 
Generator 6 zur Abfuhrung der erzeugten Pedalenergie im 
konzentrischen Training auch elektrische, mechanisch oder 
fluide Br ems en 45 wie Bremswiderstande, Wirbelstrombrem- 
sen, Reibungsbremsbelage, Gas- und Flussigkeitsdampf ungs- 
elemente oder mechanische Speicher 46 wie Federkraft- 
speicher oder Gas- und Flussigdruckspeicher zugeordnet 
sein. Die benotigte Antriebsleistung des Generators im 
Motorbetrieb (nach Charakteristiken Er, Ev in Fig. 6) bei 
exzentrischem Training kann auch uber einen Netzanschluss 
36 bezogen werden. Naturlich kann auch abwechselnd mit 
konzentrischem Training Gv ein elektrischer Speicher 14 
geladen und mit exzentrischem Training Er wieder entladen 
werden . 
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Fig, 10 zeigt eine besonders einfache Ausf uhrungsvariante 
zur Erzeugung eines Stillstands-Tretwiderstands TW und 
eines genugend hohen Anfahrwiderstandsmoments MA am Tret- 
pedal, Dazu wird der Generator 6 mittels eines elek- 
trischen Schalters 33 direkt oder uber Widerstande R, 
Kondensatoren C und Spulen L kurzgeschlossen . Der elek- 
trische Schalter ist bei ausgeschalteter elektrischer 
Steuerung 2 0 geschlossen, so dass auch dann ein genugender 
Tretwiderstand TW auftritt. Durch kurzzeitiges Ein- und 
Ausschalten (Choppern) des elektrischen Schalters 33 
wahrend des Anfahrens aus dem Stillstand bis zu einer 
Betriebs-Tretfrequenz von z.B. 50 rpm kann das hohe 
Anfahrmoment MA erzeugt werden. 

Zur Erzeugung eines Stillstands-Tretwiderstands schon bei 
einer Tretfrequenz f = 0 kann auch eine zusatzliche 
Stillstandsbremsung 71 (siehe Fig, 3), z.B. in Form einer 
mechanischen Bremse, eingesetzt werden, welche auch bei 
ausgeschalteter elektrischer Steuerung 20 wirksam ist und 
welche sofort nach Anfahren z.B. schon bei einer Tret- 
Frequenz f von wenigen rpm wieder gelost wird. 

Eine Stillstandsbremsung kann im Prinzip auch durch 
entsprechende Steuerung des Generators als Motor erzeugt 
werden, welche jedoch nur sehr kurz, z.B. von W = 0 bis 5° 
(Fig. 2) bzw. f = 0 bis 3 rpm {Fig. 3) wirksam ist. 

Eine bevorzugte optimale Winkelstellung des Pedals zum 
Anfahren kann (wie bisher) durch Ruckwartstreten erreicht 
werden, z.B. mittels eines sperrbaren Freilaufs am 
Generator oder indem die Generatorsteuerung in Ruckwarts- 
Tretrichtung r nur ein geringes Widerstandsmoment erzeugt . 
Als weitere Variante kann das Pedal auch langsam in eine 
bevorzugte, vom Benutzer programmierbare Anf ahrstellung 
gebracht werden, wenn das System einige Zeit nicht benutzt 
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wurde, und/oder die Steuerung kann nach einiger Zeit in 
einen Ruhezustand ubergehen. 

In einem stromsparenden Ruhezustand kann die Elektronik 
auch die Pedalstellung uberwachen. 

Normalerweise wird das System mit einem Hauptschalter 
eingeschaltet , es kann aber auch ein selbsttatiges 
Hochfahren vorgesehen werden (autoboot), z.B. durch 
bewusstes Bewegen des Tretpedals als Information zum 
Aufstarten des Systems wobei die Bewegung generatorisch 
Strom erzeugen und damit die Elektronik einschalten kann. 

Fig: 11 zeigt ein Beispiel eines leichten, kompakten. 
f lachen Pedal-Generator-Moduls 8 mit einem burstenlosen 
Synchron-Motor mit Permanentmagneten auf einem Rotor 61 
mit relativ grossem Durchmesser und einem Stator ^2 an 
einem festen Modulgehause 63, welches auch die Planeten- 
rader eines Planetengetriebes 7.2 tragt. Ein Aussenzahnrad 
65 ist mit der Pedalkurbelachse 64 verbunden. Mit diesem 
einstufigen kompakten Getriebe konnen z.B. Ubersetzungen 
von 7-10 von Pedal 5 auf den Generator 6 erreicht werden 
mit entsprechend hoher Momentenubersetzung . D.h. ein 
erf orderliches Anf ahrwiderstandsmoment MA von 50 Nm am 
Pedal erfordert bei 10:1 Ubersetzung am Generator nur 5 
Nm. Falls fur eine besonders einfache Ausfuhrung des 
Moduls 8 kein Ubersetzungsgetriebe vorgesehen ist, so 
sollte der Motor sehr f lach und mit grossem Durchmesser 
ausgebildet sein, um grossere Widerstandsmomente MA 
erreichen zu konnen. Ein (schaltbarer oder sperrbarer) 
Freilauf 42 kann zwischen Tretpedal 5 und Generator 6 
ebenfalls integriert sein, z.B. am Aussenzahnrad 65 oder 
am Rotor 61- Als Beispiel einer einstellbaren Geometrie 
ist hier eine mogliche veranderbare Kurbellange L, L' 
gezeigt . 

Mit dem erf indungsgemassen Antriebs system 1 konnen beim 
Einsatz in Fahrzeugen Fahrprogramme 25 verschiedenster Art 
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integriert sein, beispielsweise mit Charakteristiken- 
Schaltung nach Fig. 3 oder ein Parkprogramm zum Manovrie- 
ren bei niedrigen Geschwindigkeiten bis beispielsweise 5 
km/h (auch wahlbar) , wo die Fahrgeschwindigkeit des 
Fahrzeugs direkt mit der Pedalgeschwindigkeit elektrisch 
proportional gekoppelt ist, so dass man also mit der 
Pedalbewegung vorwSrts und ruckwarts genau so manovrieren 
kann wie mit einer festen mechanischen Transmission. Als 
weiteres wichtiges Beispiel kann z.B. auch ein Kraftver- 
starkungs-Fahrprogramm gewahlt werden, bei welchem 
proportional zur am Tretpedal abgegebenen Muskel lei stung 
eine zusatzliche elektrische Leistung aus dem elektrischen 
Speicher 14 in den Motor geleitet wird. Dieser Kraftver- 
starkungsf aktor kann auch wahlbar ausgebildet sein, so 
dass z.B. fur Uberholvorgange oder an Steigungen ein 
hoherer Verstarkungsf aktor einstellbar ist. Der Faktor 
kann auch negativ sein, so dass z.B. nur 80% der Pedal- 
leistung zum Fahren und 2 0% zum Laden der Batterien 
eingesetzt werden, Mittels verschiedener Sensoren 37 an 
Tretpedal I Generator, Motor und Antriebsrad konnen eine 
Vielzahl Von Daten erfasst bzw. auch Parameter fur die 
Fahrprogramme eingegeben werden. Solche Sensoren und 
Messwertgebern (Fig. 1) konnen z.B. Richtungssensoren, 
Positions- und Drehwinkelgeber , Frequenz-, Leistungs- und 
Momentsensoren usw. sein, Damit konnen eine Vielzahl von 
Betriebsdaten wie Muskelkraft und Motorleistung, Geschwin- 
digkeiten, Wirkungsgrade, Fahrwiderstand, Energiebilanz 
usw. laufend erfasst und z.B. in einem internen Speicher 
29 gespeichert werden. Der Datenspeicher 29 kann auch 
abnehmbar ausgefuhrt sei. Dazu kann z.B. eine handels- 
ubliche elektronische Taschenagenda eingesetzt werden, 
welche nicht nur herkommliche Tachodaten wie Geschwindig- 
keit, Strecke etc. in Funktion der Fahrzeit aufzeichnet, 
sondern auch Tretleistung, Tretfrequenz und allfallig 
Herzf requenz . Angekoppelt an einen Computer kann die 
Taschenagenda diese Daten abgleichen, z.B. als Trainings- 
tagebuch. Mit einem abnehmbaren Datenspeicher kann 
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uberdies eine Schliessfunktion durch Wegnahme bewirkt 
werden, wie auch eine Einschaltfunktion durch Aufstecken 
eines externen Datenspeichers 29. Im stationaren Training 
konnen analog verschiedene Betriebsprogramme 24 oder 
stationare Fahrprograirane einstellbar und wahlbar sem. 
Eine externe Schnittstelle 35 dient zur Ausgabe von Fahr- 
und Betriebsdaten an ein externes Gerat 38, die anschlies- 
send z.B. an einem PC ausgewertet und dargestellt warden 
konnen. Oder es kann auch ein Betriebsprogramm kombiniert 
mit einem Videospiel oder einer Videodarstellung einer 
Fahrstrecke abgespielt und gefahren warden, 

Es ist auch moglich, selber Fahrstrecken zu programmieren 
und z.B. eine definierte Teststrecke in der Anwendung als 
Trainingsgerat nach verschiedenen Kriterien optimal zu 
fahren, z.B. moglichst rasch, mit optimalem Wirkungsgrad 
Oder optimaler Energiebilanz (Muskelenergie. Motorenergie, 
Speicherkapazitat und Fahrleistung) . 

Im Rahmen dieser Beschreibung werden die folgenden 
Bezeichnungen verwendet : 



1 elektrisches Antriebssystem 

2 Fahrzeug 

3 stationares Trainingsgerat 

4 elektrische Transmission 

5 Tretpedal (muskelkraf tbetriebene 
Antriebsvorrichtung ) 

6 Generator 

7 Generatorgetriebe 

7 . 1 Zahnr i emenget r i ebe 
7.2 Planetengetriebe 

8 Pedal-Generator-Modul 

10 elektrischer Verbraucher 

11 Antriebsmotor 

11a, lib unterschiedliche Antriebsmotoren 

12 Motorgetriebe 

14 elektrischer Speicher 
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15 


Super cap 


18 


Motor-Modul 


19 


Rad, Antriebsrad 


20 


elektrische Steuerung 


20,1 


Generators teuerung 


20.2 


Motors teuerung 


21 


Steuerprogramm des Generators 


22 


Anfahr steuerung 


23 


Motorbetriebssteuerung von 6 


24 


Betriebsprograirane 


25 


Fahrprogr amine 


29 


Datenspeicher 


30 


Eingabe- und Anzeigegerat 


31 


bidirektionaler Wandler 


33 


elektrischer Schalter an 6 


35 


Interface fur externa Anschlusse 


36 


Netzanschluss 


37 


Sensoren, Messwertgeber 


38 


externes Gerat 


41 


ruckspulbarer Seilzug 


42 


^ sperrbarer Freilauf 


43 


schaltbare Kupplung 


45 


Br ems en 


46 


rtvechanische Soeicher 


48 


zusatzliche Energieguellen 


52 


Sitz 


53 


Chassis 


54 


Antriebsschwinge 


56 


Trainingsstutze 


57 


Breinsrolle 


60 


Fahrer 


61 


Rotor 


62 


Stator 


63 


Gehause 


64 




65 


Aussenzahnrad 


70 


bisheriger Momentenverlauf 
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71 Still standsbremsung 

V, Vmin Geschwindigkeit 

f Tretfrequenz von 5 

b, bmax Beschleunigung von f 

GM Gegenmoment 

TW Stillstands-Tretwiderstand 

M,Ml,Gv, Er, 

Ev,Br,Bv Momente an 5 

MA Anf ahrwiderstandsmoment an 5 

W Anfahrwinkel an 5 

Wl Pedalwinkel 

F tangentiale Pedalkraft 

L Auslenkung, Pedalradius 

t Zeit 

V, r vorwarts, ruckwarts (Tretrichtung) 
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Patent anspriiche 

1. Mit Muskelkraft betreibbares elektrisches Antriebs- 
system (1) fur ein Fahrzeug (2) und/oder ein 
stationares Trainingsgerat (3) mit einem Tretpedal 
(5) und einem mechanisch mit dem Tretpedal 
verbundenen Generator (6), mit einer elektrischen 
Transmission (4) von Generator (6) zu einem 
elektrischen Verbraucher (10) und/oder zu einem 
Antriebsmotor (11) sowie mit einer elektrischen 
Steuerung (20), dadurch gekennzeichnet , dass die 
elektrische Steuerung ein Steuerprogramm (21) des 
Generators (6) aufweist, womit ein Gegenmoment GM am 
Generator, bezogen auf die Vorwarts-Tretrichtung v 
erzeugbar ist, 

wobei das Antriebssystem als Fahrzeugantrieb mit 
Gegenmoment : 

eine Anfahrsteuerung (22) des Generators aufweist, 
mit welcher ein bei Betatigung des Tretpedals aus dem 
Stillstand heraus unmittelbar auftretender 
Tretwiderstand TW erzeugt wird 

und womit ein hohes Anf ahrwiderstandsmoment MA am 
Tretpedal erzeugt wird beim Anfahren aus dem 
Stillstand bis zu einer minimalen Fahrgeschwindig- 
keit , 

und wobei das Antriebssystem als Antrieb mit 
Gegenmoment fur ein stationares Trainingsgerat (3) : 
eine Motorbetriebs-Steuerung (23) mit einem 
bidirektionalen Wandler (31) aufweist, mit welchem 
der Generator (6) auch als Motor betreibbar ist, mit 
steuerbarer Ein- und Auskoppelung von elektrischer 
Leistung. 
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2. Antriebssystem nach Anspruch 1, dadurch 
gekennzeichnet, dass der Stillstands-Tretwiderstand 
TW einer Betatigungskraf t F am Tretpedal (5) von 
mindestens 200 N entspricht . 

3 . Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass das 
Anfahrwiderstandsmoment MA am Tretpedal mindestens 40 
Nm betragt . 

4. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass mit der 
Anfahrsteuerung (22) des Generators das Anfahren des 
Generators so gesteuert ist, dass die Anfahrbe- 
schleunigung des Tretpedals (bmax) im Mittel 
hochstens 4 rad/sec"" betragt. , 

5. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass das Wider- 
standsmoment (Ml) des Generators in Phase mit dem 
Pedalwinkel (Wl) moduliert ist. 

6. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass eine 
Stillstandsbremsung (71) des Tretpedals wirksam ist, 
die einen Stillstands-Tretwiderstand TW erzeugt und 
welche auch bei ausgeschalteter elektrischer 
Steuerung (20) wirksam ist. 

7 . Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass der Generator 
mittels eines elektrischen Schalters (33) direkt oder 
uber Widerstande, Kondensatoren und Spulen kurz- 
schliessbar ist und wobei der elektrische Schalter 
bei ausgeschalteter elektrischer Steuerung (20) 
geschlossen ist zur Erzeugung des Tretwiderstands TW. 
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8. Antriebssystem nach Anspruch 1 , dadurch 
gekennzeichnet , dass durch kurzzeitiges Ein- und 
Ausschalten (Choppern) des elektrischen Schalters 
(33) wahrend des Anfahrens das hohe Anf ahrmoment MA 
erzeugt wird. 

9. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass der Bereich 
des maximalen Wirkungsgrades des Generators (6) einem 
Normalbereich der Tretfrequenz entspricht, welche 
vorzugsweise 50 - 100 U/min betragt. 

10. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass das 
Generator steuerprogramm (21) mehrere umschaltbare 
Momentencharakteristiken (M60, M120) aufweist, welche 
in einem Normalbereich der Tretfrequenz ansteigen. 

11. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass dem Tretpedal 
(5) 'und dem Generator elektrische, mechanische Oder 
fluide Bremsen (45) wie Bremswiderstande, Wirbel- 
strombremsen, Reibungsbremsbelage, Gas- und 
Flussigkeitsdampf ungselemente oder mechanische 
Speicher (46) wie Federkraf tspeicher oder Gas- und 
Flussigdruckspeicher zugeordnet sind. 

12 . Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet . dass ein 
sperrbarer Freilauf (42) oder eine schaltbare (43) 
Kupplung zwischen Tretpedal und Generator vorgesehen 
ist . 

13. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 

Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass das Antriebs- 
system modulare Einheiten aufweist wie ein Modul 
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Pedalgenerator (8) mit Tretpedal (15), Generator (6), 
allfalligem Ubersetzungsgetriebe (7) und Generator- 
steuerung (20.1), ein Steuerungsmodul (20) und ein 
Antriebsmotor-Modul (IB) mit Motor (11), allfalligem 
Untersetzungsgetriebe (12) und Motorsteuerung (20.2). 

14 . Ant riebssys tern nach einem der vorangehenden 

Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass elektrische 
Speicher (14), und insbesondere ein Super-Capacitor 
(15) (super cap) als Kurzzeitspeicher , vorgesehen 
sind. 

15. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass zwei unter- 
schiedlich ausgelegte Motoren, (lla, lib) je fur 
einen hoheren und einen tieferen Geschwindigkeits- 
bereich, oder ein Motor mit umschaltbaren Wicklungen 
vorgesehen ist. 

16. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass Betriebsdaten 
wie Drehmomente, Leistungen und Tourenzahl am Tret- 
pedal erfasst und angezeigt werden. 

17. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass ein Interface 
(35) zum Anschluss von externen Geraten vorgesehen 
ist . 

18. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass ein 
abnehmbarer Datenspeicher (29) vorgesehen ist, 
welcher beim Wegnehmen eine Schliessf unktion des 
Systems ausubt . 
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19. Ant riebs system nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekehnzeichnet , dass die 
elektrische Schaltung Betriebsprogramme (24) bzw, 
Fahrprogramme (25) zum Einsatz in Trainingsgeraten 
bzw. Fahrzeugen enthalt. 

20. Ant riebs system nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass die 
elektrische Steuerung (20) nach einem wahlbaren 
Zeit interval / in dem keine Fahrbewegung erfolgt, in 
einen Ruhzustand ubergeht und/oder das Pedal in eine 
gewunscht Anf ahrstellung bewegt wird. 

21. Ant riebs system nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass das Tretpedal 
(5) bzw. der Muskelkraf tantrieb eine veranderbare 
Geometrie aufweist. 

22. Fahrzeug mit einem Antriebssystem nach einem der 
Arisfjruche 1 - 21. 

23. Trainingsgerat mit einem Antriebssystem nach einem 
der Anspruche 1-21. 
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(57) Abstract: The invention relates to an electric drive system (1) which is operated by muscle-power, comprising a foot pedal 
(5) and a generator (6) which is connected mechanically to said foot pedal, an electric transmission (4) and comprising an electric 
control system (20) with a control programme (21 ) for the generator which can generate a load moment GM. If used in a vehicle (2), 
the generator of the drive system has a starling control (22) which is used to generate pedal resistance when at a standstill TW and 
a high starting moment MA for the foot pedal. If used in stationary training apparatus (3), the drive system has a motor operation 
control (23) with a bi-directional converter (31) which can also be used to operate the generator as a motor. 

[Fortsetzung auf der nachsten Seite] 
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Recherchenberichts: 12. Juli 2001 Abkurzungen wird auf die ErkJdnmgen ("Guidance Notes on 

Codes and Abbreviations") am Ar^angjeder regularen Ausgabe 

(48) Datum der VcrSffeDtlichung dieser berichtigten pcT-Gazette venviesen. 

Fassung: 2. August 2001 

(15) Informationen zur Berichtigung: 

siehe PCT Gazette Nr. 31/2001 vom 2. August 2001, Sec- 
tion n 



(57) ZusammenfassuQg: Das mit Muskelkraft betreibbare elektrische Antriebssystem (1) weist ein Tretpcdal \St and einen damit 
mechanisch verbundenen Generator (6). eine elektrische Transmission (4) und eine elektrische Steuerung (20) mil einem Steuerpro- 
gramm (21) des Generators auf, welche ein Gegenmoment GM erzeugen kann. In einem Fahrzeug (2) weist da* Antriebssystem 
cine Anfahrsteuerung (22) des Generators auf, mil welcher ein Siillstands-Tretwiderstand TW und ein hohes Anfahimoment MA am 
Tretpedal erzeugt wird. In einem stalionaren TrainingsgerSi (3) eingesetzt, weist das Antriebssystem eine Motorbetriebssteuerung 
(23) mit einem bidirektionalen Wandler (31) auf, mit welchem der Generator auch als Motor betreibbar ist. 
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, Mit Muskelkraft betreibbares elektrisches Antriebs system 

Die vorliegende Erfindung betrifft ein mit Muskelkraft 
betreibbares elektrisches Ant riebssys tern fur ein Fahrzeug 
und/oder ein stationares Trainingsgerat gemass Oberbegriff 
von Patentanspruch 1 . 

Aus der EP 0784008 ist beispielsweise ein derartiges 
Antriebssystem bekannt in einem Fahrrad mit einem Tret- 
pedal und einem mechanisch mit dem Tretpedal verbundenen 
Generator sowie mit einer elektrischen Transmission zu 
einem steuerbaren Fahrmotor als elektrischem Verbraucher. 
Diese bekannten Ant riebssyst erne mit elektrischer Trans- 
mission weisen jedoch noch entscheidende Nachteile auf. So 
ist insbesondere auch das Anfahren bzw. das Antreten des 
Pedals aus dem Stillstand nicht gelost, indem der Fahrer 
zuerst praktisch ins Leere tritt, d.h. das Tretpedal 
bietet beim Antreten zuerst praktisch keinen Widerstand, 
bis der Generator auf genugend hohe Tourenzahlen beschleu- 
nigt ist. Dieses absolut ungewohnte Fehlen eines Pedal- 
widerstandes beim Antreten bildet ein grosses Risiko. Es 
kann dazu fuhren, dass der Fahrer das Gleichgewicht 
verliert und mit seinem Fahrrad sturzt, uberdies kann 
damit auch die sofort beim Anfahren benotigte hinreichende 
Anf ahrleistung mit dem Generator nicht erzeugt werden und 
schliesslich widerspricht diese bisherige, normale Gene- 
ratorcharakteristik auch jedem gewohnten Fahrgefuhl, das 
ein Fahrer ganz selbstverstandlich von einem mechanischen 
Pedalantrieb erwartet. D.h. das Anfahrverhalten dieser 
bisher bekannten elektrischen Antriebe entspricht in 
keiner Weise einer ergonomisch erf orderlichen Charakter- 
istik und es steht auch in krassem Gegensatz zum gewohnten 
Anfahrverhalten bei mechanischen Pedalantrieben . 
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Die bekannten elektrischen Antriebssysteme sind anderer- 
seits aber auch nicht geeignet zur Anwendung in Trainings- 
geraten, indem fur den Generator gegenuber rein mechanisch 
betriebenen Trainingsgeraten ein zusatzlicher Aufwand 
erforderlich ist, ohne dass damit schon wesentliche Ver- 
besserungen des Nutzens bzw. eine wesentliche Erweiterung 
der Anwendungen erreicht wurden. Ein sehr grosser Nachteil 
bisheriger Trainingsgerate besteht vor allem darin, dass 
damit nur eine sehr beschrankte einseitige Betatigung 
moglich ist, so dass das stationare Training rasch lang- 
weilig wird und solche Trainingsgerate deshalb nach 
anfanglicher Benutzung nur noch selten oder gar nicht mehr 
eingesetzt werden. Es ware daher eine sehr wichtig 
Aufgabe, Trainingsgerate attraktiver, vielseitig verwend- 
bar und unterhaltsamer auszubilden, so dass sie mehr und 
regelmassig benutzt wurden und dass damit auch ein univer- 
sellerer Einsatz moglich ware. 

Es ist deshalb Aufgabe der vorliegenden Erfindung, ein 
elektrisches Antriebssystem zu schaffen, welches sowohl in 
Fahrzeugen als auch in stationaren Trainingsgeraten 
einsetzbar ist und das beim Einsatz in Fahrzeugen ein 
gunstiges ergonomisches, der bisherigen Erfahrung und 
Gewohnung entsprechendes Anf ahrverhalten aufweist und das 
beim Einsatz in Trainings- und Therapiegeraten verschie- 
dene, universellere Betriebsarten ermoglicht, wobei. 
insbesondere auch exzentrisches Training und reine 
Bewegungstherapie moglich sein sollen. 

Diese Aufgabe wird gelost durch ein erf indungsgemasses 
Antriebssystem gemass Patentanspruch 1. Die abhangigen 
Anspruche betreffen vorteilhafte Weiterbildungen der 
Erfindung mit besonders gunstigem und ergonomischem 
Anf ahrverhalten und mit universeller Einsetzbarkeit fur 
beliebige Trainingsarten sowie Ausf uhrungsvarianten, 
welche besondere Vorteile bezuglich einfacher Herstell- 
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barkeit sowie weiterer Anwendungen und Therapiearten 
aufweisen. 

Im folgenden wird die Erfindung anhand von Beispielen im 
Zusammenhang mit den Figuren weiter erlautert. Dabei zeigt 
Fig. 1 ein Schema eines erf indungsgemassen Antriebs- 

systems fur Fahrzeuge und/oder stationare 

Trainingsgerate, 
Fig. 2 das Generatormoment in Funktion des Pedal- 

Drehwinkels beim Anfahren, 
Fig, 3 das Generatormoment in Funktion der Tret- 

f requenz , 

Fig. 4 einen zeitlichen Verlauf der Tretfrequenz beim 
Anfahren, 

Fig. 5 das Generatormoment in Funktion der Geschwindig- 
keit, * 

Fig. 6 das Generatormoment in Funktion der Tretfrequenz 
im Motorbetriebsmodus fur exzentrisches 
Training, 

Fig. 7 ein Fahrrad mit Antriebs-Modulen, 
Fig. 8 ein Mehrspurfahrzeug mit Antriebsschwinge, 
Fig. 9 schematisch ein Antriebssystem mit Modulen, 
Fig. 10 einen Generator mit Kurzschluss-Anfahrschaltung, 
Fig. 11 ein f laches Pedal-Generator-Modul . 

Fig. 1 zeigt ein erf indungsgemSsses elektrisches Antriebs- 
system 1 fur Fahrzeuge und/oder stationare Trainingsgerate 
mit einem Tretpedal 5 als muskelkraf tbetriebene Antriebs- 
vorrichtung und einem mechanisch mit dem Tretpedal verbun- 
denen Generator 6 sowie mit einer elektrischen Transmis- 
sion 4 vom Generator 6 zu einem elektrischen Verbraucher 
10 und/oder zu einem Antriebsmotor 11 sowie mit einer 
elektrischen Steuerung 20. Die elektrische Steuerung 20 
weist ein Steuerprogramm 21 des Generators 6 auf, mit dem 
ein Gegenmoment GM am Generator, bezogen auf die Vorwarts- 
Tretrichtung v, erzeugt werden kann. Wobei das Antriebs- 
system, eingesetzt in einem Fahrzeug 2 (z.B. Fig. 7 und 
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8) , eine Anf ahrsteuerung 22 des Generators 6 aufweist^ mit 
welcher ein bei Betatigung des Tretpedals 5 aus dem 
Stillstand heraus unmittelbar auftretender Tretwiderstand 
TW erzeugt wird und womit ein hohes Anf ahrwiderstands- 
moment MA am Tretpedal erzeugt wird beim Anfahren aus dem 
Stillstand, bis eine minimale Fahrgeschwindigkeit Vmin 
bzw. eine normals Tretfrequenz f erreicht wird, wie mit 
den Fig. 2 bis 5 weiter dargestellt wird. Fur den Einsatz 
in einem stationaren Trainingsgerat 3 weist das 
Ant riebs system 1 als Gegenmoment GM eine Motorbetriebs- 
steuerung 23 mit einem bidirektionalen Wandler 31 auf , mit 
welchen der Generator 6 auch als Motor betreibbar ist, mit 
steuerbarer Ein- und Auskuppelung von elektrischer 
Leistung, insbesondere auch fur exzentrisches Training. 
Dies wird anhand von Fig. 6 im folgenden weiter erlautert. 
Fig. 1 zeigt weiter ein Ubersetzungsgetriebe 7 zwischen 
Tretpedal 5 und Generator 6 und einen durch ein Programm 
der Steuerung 20 sperrbaren Freilauf 42 oder eine 
schaltbare Kupplung 43. Tretpedal und Generator konnen als 
separate Baueinheit ein Pedal-Generator-Modul 8 bilden. 
Zur Anwendung in Fahrzeugen 2 kann der Motor 11 ein 
Untersetzungsgetriebe 12 zu einem Antriebsrad 19 
aufweisen, welche ebenfalls als separate Baueinheit, d.h. 
als Motor-Modul 18, ausgebildet sein konnen. Als 
elektrische Verbraucher 10 weist ein Fahrzeug auch einen 
Akku als Speicher 14 und/oder einen Super-Cap {super 
capacitor) 15 auf fur besonders rasche Entladungsvorgange 
bei hohem Motor leistungsbedarf und fur rasches Auf laden 
bei elektrischem Rekuperations-Bremsen. Bei der Anwendung 
in stationaren Trainingsgeraten konnen weitere elektrische 
Verbraucher, z.B. elektrische Bremsen, aber auch 
mechanische Bremsen 45 und mechanische Speicher 46 im 
konzentrischen Trainingsbetrieb zur Abfuhrung der am 
Tretpedal erzeugten Energie dienen. Sensoren und 
Messwertgeber 37, z.B. am Tretpedal 5, am Generator 6, am 
Motor 11 und am Antriebsrad 19 sowie an weiteren Komponen- 
ten des Ant riebs systems sind mit der Steuerung 20 
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verbunden und dienen zur Oberwachung und Steuerung des 
Betriebs. Dazu sind Betriebsprogramme 24 fur Trainings- 
gerate sowie Fahrprogramme 25 zur Anwendung in Fahrzeugen 
in der Steuerung 20 enthalten. Ein Eingabe- und Anzeige- 
gerat 30 dient zum Wahlen von Fahr- und Betriebsprogrammen 
sowie zum Anzeigen von Fahr- und Betriebsdaten, welche in 
einem internen Datenspeicher 2 9 gespeichert sein konnen. 
Ein Interface 35 zum Anschluss an externa Gerate 38, z.B. 
an einen PC, dient der weiteren Steuerung, Programmierung 
und Auswertung. Ein Netzanschluss 36 kann zum Laden von 
elektrischen Speichern 14, 15 wie auch, beim exzentrischen 
Training, zum Antrieb des Generators 6 als Motor 
eingesetzt werden. 

Je nach Anwendung konnen auch zusatzliche Energiequellen 
48 angeschlossen werden, z.B. eine leichte Benzinipotor- 
Generator-Einheit als "range extender" oder zusammen- 
legbare Solarzellen. 

Bei bisherigen Pedal-Generatorantrieben mit elektrischer 
Transmission ist im Stillstand praktisch kein Tretwider- 
stand spurbar und das Widerstandsmoment des Generators 
beim Antreten ist sehr klein bis eine genugende 
Tretfrequenz erreicht ist, d.h. der Fahrer tritt beim 
Anfahren zuerst einmal ins Leere (Kurve 70, Fig. 3). 
Demgegenuber erwartet ein Benutzer bei jedem mit Muskel- 
kraft betriebenen mechanischen Pedal antrieb und im 
speziellen bei einem Fahrrad (mit oder ohne elektrischer 
Ubertragung) jedoch einen Stillstands-Tretwiderstand und 
ein hohes Anfahrmoment aus dem Stillstand heraus, so dass 
schon die erste halbe Umdrehung, d.h. von einer oberen in 
eine untere Pedalstellung, ein hohes Widerstandsmoment 
aufweist. Dies ist doppelt notwendig fur Normal fahrrader 
mit aufrechter Sitzposition, damit sich ein Benutzer beim 
Anfahren auf das Pedal abstutzen kann und das Antreten aus 
dem Stillstand des Fahrrads bis zu einer minimalen 
stabilen Fahrgeschwindigkeit Vmin von z.B. 2 m/sec mit 
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rf -iv grossem Anfahrwider stand rasch und mit spurbarer 
Bt jhleunigung durch das Treten erfolgen kann. Sonst 
besteht die Gefahr, dass der Fahrer vom Pedal abrutscht 
bzw. sturzt. Ein spurbarer, hinreichend grosser Anfahr- 
widerstand wird jedoch nicht nur fur Normal fahrrader (nach 
Fig. 7) erwartet und gefordert, Auch fur Liegef ahrrad- 
Positionen bzw. Mehrspurf ahrzeuge (Fig. 8) , bei denen 
keine Kippgefahr besteht, wird beim Anfahren aus dem 
Stillstand mit mechanischen Muskelkraf tantrieben im 
Prinzip die gleiche Charakteristik erwartet, d.h. ein 
genugend hohes Widerstandsmoment MA muss spurbar sein. Im 
Prinzip muss damit auch die fehlende direkte Kopplung des 
Pedals 5 mit dem Antriebsrad 19 {da die Fahrradkette ja 
durch die elektrische Transmission 4 ersetzt wurde) erfin- 
dungsgemass durch einen angemessenen Tretwiderstand TW und 
ein hohes Anfahrmoment MA substituiert werden. Damit kann 
auch das gewohnte und erwartete ergonomische Fahrradgef uhl 
erzeugt werden. Dies wird anhand der Fig. 2-5 weiter 
ausgef uhrt . 

Fig, 2 zeigt den Verlauf des durch den Generator 6 am 
Tretpedal erzeugten Widerstandsmoments M in Funktion des 
Drehwinkels am Pedal. Mit Wl wird der Pedalwinkel bezogen 
auf den oberen Totpunkt des Muskelkraf tantriebs als fester 
Nullpunkt (Wl = 0°) bezeichnet (vergleiche Fig. 7 und 8). 
Der Tretwinkel W bezieht sich dagegen auf das Antreten 
bzw. Anfahren mit W = 0. Vorausgesetzt wird, dass mit 
genugend Kraft bzw. Moment und Winkelbeschleunigung ange- 
fahren wird. Gemass Kurve M(W) ist der Generator so 
ausgelegt und gesteuert, dass sehr rasch ein relativ hoher 
Tretwiderstand TW und anschliess.end ein hohes Wider- 
standsmoment MA erreicht wird, d.h. z.B. innerhalb von 0.1 
rad bzw. von wenigen Grad,z.B. 5^ - 8°, und dass dieser 
Sollwert des Anf ahrmoments MA auch im weiteren Verlauf des 
Anfahrens nicht unterschritten, sondern zunehmend uber- 
troffen wird. In der Fig. 2 ist als Beispiel ein hoher 
Soll-Wert MAI von z.B. 60 Nm fur den Betrieb in 
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Normal fahrradern (nach Fig. 7) und ein tieferer Wert MA2 
von z.B. 3 0 Nm fur Drei- oder Vierradf ahrzeuge gemass 
Fig. 8 angegeben, vorzugsweise betragt das Anf ahrmoment MA 
am Pedal mindestens 20 - 40 Nm fur Mehrspurf ahrzeuge und 
z.B. mindestens 40 - 60 Nm fur Normalf ahrrader . 
Entsprechend kann auch der Tretwiderstand TW z.B. auf 
mindestens 150 - 300 N bzw. 300 - 400 N eingestellt sein. 

Dies ergibt nach Fig. 3 einen Moment enverl auf M(f) 
(inklusive Gegenmoment GM) am Tretpedal 5, welcher beim 
Antreten aus dem Stillstand sehr rasch, z.B. schon bei 
einer Tourenzahl von 10 U/min (rpm) mindestens auf den 
eingestellten Sollwert des Anf ahrmoments MAI bzw. MA2 
ansteigt und womit auch der gewunschte Tretwiderstand TW 
auftritt. Nach dem Anfahren bei Normalfahrt wird meist mit 
wesentlich tieferem mittlerem Tretmoment M gefahren, z.B. 
mit 10 - 20 Nm bei 60 rpm. Im Bereich der normal en 
Tretfrequenz von z.B. 50 - 100 rpm steigt dann das 
Generatormoment M in Funktion der Tretfrequenz f vorzugs- 
weise deutlich an, so dass mit steigender Tretfrequenz am 
Generator eine uberproportionale Leistungserhohung 
resultiert. Das Steuerprogramm 21 des Generators bzw. die 
Fahrprogramme 25 konnen mit Vorteil eine Stuf enumschaltung 
aufweisen, welche im Prinzip einer vielstufigen mechani- 
schen Gangschaltung Shnlich ist. Dabei konnen beispiels- 
weise verschiedene enggestufte Leistungsstuf en von 40, 60, 
80, 100, 120, 140, 160, 180, 200 W (Muskelkraf tleistung) 
usw. einstellbar sein, bezogen auf eine bestimmte 
Normaltourenzahl von z.B. 70 rpm, entsprechend den Kurven- 
charakteristiken M60 ... M120 ... MIBO fur Normalfahrt. Im 
Gegensatz zu einem mechanischen Gangwechsel konnen diese 
elektrischen Stufen gleichmassig optimal abgestuft werden 
und das elektrische Umschalten zwischen den Stufen erfolgt 
unterbrechungsf rei und ausgeglichen. Diese Moment encharak- 
teristik M(f) kann je nach Art und vorgesehenem Einsatz 
des Fahrzeugs, wie auch der Benutzer-Praf erenz entspre- 
chend, in weiten Bereichen eingestellt bzw. programmiert 
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werden. So konnen u.a. der Normaltretbereich, der Anstieg 
des Moments im Tretbereich, d.h. die Charakteristik, und 
die Anzahl und Hohe der verschiedenen Leistungsstuf en 
gewahlt bzw. eingestellt werden, Beispielsweise kann ein 
flacherer Anstieg, im Normalfall ein mittlerer Anstieg 
etwa gemass Kurve M180 oder auch ein relativ steiler 
Anstieg gemass Kurve M180' gewahlt werden. Uberdies wird 
die Generatorsteuerung so ausgelegt, dass der Bereich des 
maximalen Wirkungsgrads des Generators dem gewahlten 
Normalbereich der Tretfrequenz entspricht, um damit beim 
Fahren praktisch immer die bestm6gliche Leistungsausbeute 
zu erreichen. Der Normal-Tretbereich liegt wie erwahnt ca. 
zwischen 50 - 100 rpm, fur sehr sportliche Fahrer eher 
hoher, z.B. zwischen 70 und 100 rpm, und fur Normalfahrer 
eher tiefer, z.B. zwischen 50 und 80 rpm. 

Die Kurven 7 0 zeigen demgegenuber einen Momentenverlauf M 
eines bisherigen Generator-Antriebs in Fig. 3 und 6^ in 
Abhangigkeit von Winkel W bzw. Tretfrequenz f , wie dies 
z.B, aus der EP 0784008 bekannt ist. Die Differenz 
zwischen* den beiden Moment enkurven entspricht dem Gegen- 
moment GM, Bei diesen bisherigen Antrieben ist (ohne 
Gegemnoment) gemass Kurve 70 das Wider standsmoment des 
Generators anfangs beim Anfahren aus dem Stillstand sehr 
klein und erreicht erst spat, d.h. nach dem Anfahren, 
genugend hohe Werte. Ergonomisches und sicheres Anfahren 
ist hier nicht moglich. Denn das Pedal fallt anfangs 
mindestens beim ersten Niedertreten eines Pedals praktisch 
ohne spurbaren Widerstand durch, z.B. uber einen Winkel W 
von 1 bis 2 rad (60° bis 120*^), was einen Velofahrer das 
Gleichgewicht verlieren lasst, so dass er sturzen kann. 

Fig. 2 zeigt als Weiterbildung der Erfindung auch einen 
Momentenverlauf M1{W1), wobei das Widerstandsmoment Ml in 
Phase mit dem Pedalwinkel Wl moduliert ist. Dabei ist das 
Widerstandsmoment Ml z.B. in den oberen und unteren Pedal- 
totpunkten mit Wl = und 180*^ minimal und dazwischen bei 
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Wl = 90° und 27 0° wird das Maximxim erreicht, d.h. da wo 
auch die ebenfalls eingezeichneten tangentialen Pedal- 
krafte F minimal bzw. maximal sind. Ml kann auch 
phasenverschoben moduliert sein, z.B. mit einem Minimum 
bei Wl = 5° und 185° Dieser Modulationsanteil MM kann 
ebenfalls gewahlt bzw. eingestellt werden und z.B. kann MM 
= 30 - 60% des Maximalwerts von Ml betragen. Auch mit 
dieser Modulation von Ml kann das gewohnte Fahr- und 
Tretgefuhl erzeugt werden. Der gewohnte gleichmassige 
Rundlauf wie bei einem rein mechanischen Tretantrieb wird 
einerseits durch die Massentragheit des Pedal-Generator- 
Moduls 8 und anderseits durch diese mogliche zusatzliche 
Modulation Ml (Wl) erreicht. 

Fig, 4 illustriert das erf indungsgemasse ergonomische und 
sichere Anf ahrverhalten mittels einer Darstellung^ des 
zeitlichen Verlaufs der Tretfrequenz f(t). Beim Antreten 
aus dem Stillstand (bei W = 0/f = 0) mit einer hinrei- 
chend grossen Betatigungskraf t F bzw. Anfahrmoment M am 
Pedal 5 steigt die Frequenz f gemass Kurve fl(t) gleich- 
massig an bis die normale Tretfrequenz nach z.B. 1 - 3 sec 
erreicht ist. Wesentlich ist, dass dabei die Anf ahrwinkel- 
beschleunigung b = Df/Dt begrenzt ist. Durch die Genera- 
torsteuerung (20.1, 21) wird eine maximale Beschleunigung 
bmax von beispielsweise 3-5 rad/sec^ vorgegeben oder 
eingestellt (fur ein Betatigungsmoment M von z.B. 50 Nm) . 
Vorzugsweise betragt diese maximale Beschleunigung bmax 
z.B. 4 rad/sec' (im Mittel z.B. uber eine 90°-Drehung des 
Pedals). Entsprechend der gewunschten Anwendung kann z.B. 
ein hohes Anf ahrwiderstandsmoment MAI {siehe Fig. 2 und 3) 
mit einer sehr geringen maximalen Beschleunigung von bmax 
= 3 rad/sec^ oder ein tieferes Anfahrmoment MA2 
entsprechend z.B. einer bmax von 5 rad/sec^ eingestellt 
werden. Eine normale Tretfrequenz von z.B. 60 rpm 
(entsprechend ca. 6 rad/sec) wurde damit erst nach ca. 1.2 
- 2 sec erreicht. Nach dem Anfahren, im normalen 
Fahrzustand, kann, wie zu Fig, 3 erlautert, vorzugsweise 
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zwischen verschiedenen Fahrstufen umgeschaltet werden, was 
beispielsweise in der Funktion f2{t) dargestellt ist, mit 
einem Umschalten von der Charakteristik M12 0 auf die 
Charakteristik MlOO, was einem Herunterschalten ent- 
spricht , Dieses elektrische Umschalten erfolgt beim 
Weitertreten mit konstanter Kraft und ohne Unterbrechung 
Oder Schaltpausen . 

Eine weitere Darstellung des Anfahrens, vor allem fur. 
Normal fahrr^der, illustriert Fig. 5, wo der Momenten- 
verlauf M{V) in Funktion der Geschwindigkeit V gezeigt 
wird. Daraus ist auch ersichtlich, dass ab Geschwindigkeit 
0 beim Start sofort ein genugend hohes Anfahrwider- 
standsmoment MA erreicht werden muss. Dies nicht nur aus 
Stabiiitats- und Ergonomie-Grunden, sondern auch, urn mit 
dem Generator sofort eine dem hohen Moment M entsprechende 
hohe Anfahrleistung zur raschen Beschleunigung des. 
Fahrzeugs auf eine minimale stabile Fahrgeschwindigkeit 
Vmin zu lief em. Dazu kann unterstutzend auch Batterie- 
strom eingesetzt werden. Diese betragt bei einem Fahrrad 
z.B. 2 - 3 m/sec. Nach dem Anfahren, d.h. im normal en 
Fahrbetrieb, wird meist mit wesentlich tieferem Pedal- 
moment M gefahren, z.B. mit 15 Nm entsprechend einer 
Tretleistung von ca. 100 W bei 60 rpm. Ohne diese erfin- 
dungsgemasse Generatorsteuerung musste ein Fahrrad zuerst 
im wesentlichen nur mit Energie aus einer Batterie auf die 
Minima Igeschwindigkeit Vmin beschleunigt werden, wahrend 
der Fahrer zuerst ins Leere pedalen wurde, wie Kurve 7 0 in 
Fig. 2 darstellt. Dies ware ergonomisch und energetisch 
widernaturlich und absolut unsinnig. Es wurde auch ein so 
schlechtes und unsicheres Fahrgefuhl ergeben, dass dafur 
wohl kaum Anwender und Kaufer gefunden werden konnten. 

Das zu den Fig. 2-5 beschriebene erf indungsgemasse 
ergonomische Anf ahrverhalten ist naturiich in erster Linie 
zur Anwendung des Ant riebs systems in Fahrzeugen erforder- 
lich- Bei stationaren Trainings- und Rehabilitations- 



wo 00/59773 



PCT/CHOO/00189 



11 

geraten, wo keine Kippgefahr fur den Fahrer besteht und 
keine hinreichende Anf ahrbeschleunigung erreicht werden 
muss, ist diese gewohnte ergonomische Anf ahrcharakteristik 
eines Muskelkraf tantriebs wohl erwunscht, jedoch nicht 
unbedingtes Erfordernis. Damit ein elektrischer Generator- 
Antrieb hier Sinn macht, mussen dessen Anwendungsbereiche 
im Vergleich zu bekannten einfacheren, rein mechanischen 
Geraten wesentlich weiter und attraktiver sein. Dies wird 
anhand von Fig. 6 erlautert, welche verschiedene mogliche 
Betriebsarten des Generatorantriebs zeigt . Hier ist der 
Momentenverlauf M(f) in Funktion der Tretfrequenz f in 
beiden Richtungen dargestellt {v = Vorwarts-Tretrichtung 
mit Frequenz +f und r = Ruckwarts-Tretrichtung mit 
Frequenz -f ) . Dabei ist der Generator im Generatorbetrieb, 
d.h. mit Wider standsmoment +M (fur konzentrisches Training 
gemass Kurven Gv, Gr) wie auch als Motor mit MomenJ: -M 
{fur exzentrisches Training gemass Kurven Ev, Er) , 

Die Kurve Gv entspricht dem normalen Generatorantrieb in 
Fahrzeugen, der jedoch naturlich auch auf einem stationa- 
ren Trainingsgerat , z.B. mit wahlbaren Fahrprogrammen 25, 
ausgefuhrt werden kann. D.h. ein Fahrzeug, z.B. ein 
Fahrrad, aber auch ein leichtes Dreirad kann sowohl als 
Fahrzeug eingesetzt werden wie auch als stationares 
Trainingsgerat. Ein Fahrrad kann so bei schlechtem Wetter 
z.B, im Hause aufgebockt werden und damit konnen dann 
beliebige Fahrprogramme gefahren werden (Fig. 7). Der 
Generator kann im Prinzip auch ruckwarts betrieben werden 
gemass Kurve Gr (konzentrisches Training mit Ruckwarts- 
treten) . 

Nach Fig. 6 wird der Generatorantrieb im Prinzip fur 
4-Quadrantenbetrieb ausgelegt (Gv, Gr, Ev, Er) , wobei das 
Gegenmoment GM in den Quadranten Gv und Er erzeugt wird. 
Im einfachsten Fall wird der Generator, als Motor 
betrieben, zur Bewegungstherapie gemass den Kurven Br, Bv 
in beiden Richtungen r und v eingesetzt. Dies dient nur 



12 



zum Bewegen von Gliedern (Beine, Arme oder Rumpf) im 
wesentlichen ohne Einsatz von Muskelkraft, z,B. zur 
Rehabilitation der Bewegungsf ahigkeit . Der Betrieb des 
Generators 6 erfolgt durch den bidirektionalen Wandler 31 
bzw. die Generatorsteuerung 20.1 und das Generatorsteuer- 
prograiran 21. Ausgehend von der reinen Bewegungstherapie 
gemass Kurven Br, Bv kann die eingesetzte bremsende 
Muskelkraft beliebig gesteigert werden durch einstellbaren 
und auch prograiranierbaren Moment enverlauf -M gemass den 
Kurven Er und Ev. Es konnen soiuit beliebig wahlbare und 
steuerbare Exzentrikprogramme gefahren werden. 

Anstelle eines Pedal-Kubelantriebs konnen naturlich auch 
andere Arten von Muskelkraf tantrieben in analoger Weise 
eingesetzt werden, z.B. Linearantriebe, Ruderantriebe 
usw., welche mittels Bein-, Arm- oder Rumpf bewegungen 
angetrieben werden. Vor allem fur Therapieanwendungen kann 
dabei die Geometrie des Muskelkraf tantriebs auch einstell- 
bar ausgebildet sein. Dabei kann sowohl die Auslenkung L 
der Antriebsbewegung (L entspricht z.B. dem Radius einer 
Pedalkurb^el, Fig. 1, 11) als auch die Position des 
Benutzers relativ ziim Antrieb einstellbar sein. So konnen 
die Bewegungsamplituden L fur Therapie und Training 
variierbar sein (Fig. 11). Als ein weiteres Sicherheits- 
element, z.B. fur exzentrisches Training, kann eine 
Charakteristik Er, Ev so gesteuert sein, dass die moto- 
rische Bewegung des Pedalgenerators sofort gestoppt wird, 
um Verletzungen zu vermeiden, wenn der Benutzer vom Pedal 
abrutscht bzw. seine Muskelkraf tbremsung plotzlich 
aussetzt. Dazu wird ein passender Sensor 37 eingesetzt, 
welcher die Kraf tanderung detektiert. 

Beim exzentrischen Training Er, Ev konnen relativ hohe 
Muskelkrafte und Leistungen eingesetzt werden mit 
wesentlich geringerer Kreislaufbelastung im Vergleich zu 
konzentrischem Training. D.h. die gleiche Motorleistung 
des Generators zu bremsen ist viel weniger anstrengend als 
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diese zu leisten {im Prinzip entspricht dies der Erfah- 
rung, dass eine Treppe hochzusteigen viel anstrengender 
ist als mit gleicher Geschwindigkeit hinunter zu laufen) . 
Deshalb bildet das exzentrische Training (neben dem 
athletischen Training) vor allem in der kardiovaskularen 
Therapie einen ganz grossen Vorteil bzw. eroffnet neue und 
wesentlich bessere Therapiemoglichkeiten . 

Fig. 7 zeigt ein Normal fahrrad mit einem aus Modulen 
bestehenden erf indungsgemassen Antriebssystem 1. An einem 
Chassis 53 mit einem Sitz 52 ist ein Pedal-Generator-Modul 
8 als Baueinheit befestigt, welches hier aus einem 
Tretpedal 5, einem Zahnriemengetriebe 7.1, allfallig einem 
sperrbaren Freilauf 42 und einem Generator 6 besteht. Die 
elektrische Steuerung 20 wie auch die elektrischen Spei- 
cher 14 bzw. mit Vorteil auch ein Super cap 15 un^ ein 
Eingabe- und Anzeigeelement 30 konnen ebenfalls als 
separierbare Module oder Baueinheiten am Chassis befestigt 
sein. Die elektrische Transmission 4 liefert die benotigte 
Energie an einen Antriebsmotor 11a, welche hier im Hinter- 
rad 19 z.B. als Radnabenmotor ausgebildet ist. Um optimale 
Wirkungsgrade der Antriebsmotoren zu erreichen, konnen 
z.B. auch zwei unterschiedlich ausgelegte Motoren 11a und 
lib je fur einen hoheren und einen tieferen Geschwindig- 
keitsbereich vorgesehen sein, was hier mit einem 
moglichen zusatzlichen Motor lib im Vorderrad angedeutet 
ist, Oder es kann auch ein Motor mit umschaltbaren 
Wicklungen eingesetzt werden, welche fur unterschiedliche 
Geschwindigkeit sbereiche optimiert sind. 

Ein solches Fahrrad kann zusatzlich auch als stationares 
TrainingsgerSt im Hause eingesetzt werden, z.B. fixiert 
auf einer Trainingsstutze 56. Falls diese eine Bremsrolle 
57 aufweist, so konnen auch Fahrprogramme mit Motor 11a 
absolviert werden oder es kann auch direkt ein elek- 
trischer Verbraucher 10 zugeschaltet werden. 



14 



Fig. 7 zeigt auch eine zusatzliche mogliche Variante, um 
einen Stillstands-Tretwiderstand TW und fur ganz wenige 
Umdrehungen ein hohes Anf ahrmoment MA zu erzeugen. Dies in 
Form eines ruckspulbaren Seilzugs 41 zwischen dem Tret- 
pedal 5 und dem Antriebsrad 19. Der Seilzug kann z.B. 3 
bis 5 Windungen am Tretpedal bzw. 2-3 Windungen am Rad 
19 aufweisen. Im Gegensatz zu einem herkommlichen 
Kettenantrieb kann ein solcher Hilfsseilzug 41 mit nur 
einem Strang, welcher umlenkbar ist und keine Schmierung 
erfordert, auch sehr einfach ausgebildet sein. Beim 
Anfahren ist der Seilzug auf das Rad 19 ruckgespult, wird 
anschl less end fur maximal 3 Umdrehungen auf das Tretpedal 
auf gewickelt , dann entkoppelt und wieder zuruckgespult . 
Beim nachsten Anfahren kann der Seilzug 41 dann wieder 
eingekoppelt werden. 

Fig. 8 zeigt ein Beispiel eines zweipiatzigen Mehrspur- 
fahrzeugs mit zwei Vorderr^dern und einem oder zwei 
Hinterradern 19. Das Antriebsmotor-Modul 18 ist als 
Antriebsschwinge 54 ausgebildet mit einem Motor 11, z.B. 
einem Zahnriemen oder einer Kette als Untersetzungs- 
getriebe 12 und allfallig einem schaltbaren Freilauf oder 
einer Kupplung (43) . Fur einen Fahrer 60 und einen 
Beifahrer ist je ein Liegesitz 52 vorgesehen, womit die 
weit vorn angeordneten Pedal-Generator-Module 8.1, 8.2 je 
fur Fahrer und Beifahrer mit f lacher Beinstellung 
angetrieben werden. Der Nullpunkt des Pedalwinkels Wl = 0 
(d.h. der obere Totpunkt) liegt hier entsprechend flach, 
wahrend er beim Normal fahrrad von Fig. 7 im wesentlichen 
nach oben gerichtet ist. Die Modulbauweise ermoglicht es, 
jedem Fahrzeuginsassen eines mehrplatzigen Fahrzeugs einen 
eigenen Pedalgenerator 8.1, 8.2 zuzuordnen und diese je 
nach Bedarf auch wieder auszubauen. In einer Ausfuhrung 
als Vierradf ahrzeug konnen auch zwei separate Motor-Module 
18.1, 18.2 zum Antrieb der Hinterrader 19 vorgesehen sein. 
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Dies wird in der schematischen Darstellung der Modul- 
bauweise nach Fig. 9 gezeigt. Es konnen ein, zwei oder 
auch mehrere Pedal-Generator-Module 8.1, 8.2 und ebenso 
ein Oder mehrere Motor-Module 18.1, 18.2 je nach Art und 
Einsatz des Fahrzeugs bzw. nach Benutzerwunschen einge- 
setzt werden. Dieses Modulkonzept ermoglicht eine 
rationelle und kostengunstige Fertigung fur eine Vielzahl 
von Anwendungen. Die Pedal -Generator-Module 8 und die 
Motor-Module 18 konnen dabei wahlweise auch je die direkte 
Generatorsteuerung 20.1 bzw. Motorsteuerung 20.2 enthalten 
(sie sind jedoch Bestandteile der Gesamtsteuerung 20). 

Vor allem in Fahrzeugen werden besonders leichte und 
effiziente Generatoren 6 und Motoren 11 eingesetzt, neben 
leichten Bursteninotoren z.B. auch elektronisch kommutierte 
( "brushless" ) DC-Motoren und Generatoren. In einejn Leicht- 
mobil, welches keinen Exzentrikbetrieb benotigt, kann als 
besonders einfache und effiziente Ausfuhrung ein ein- 
phasiger burstenloser ( "brushless* ) DC-Generator 
eingesetzt werden, welcher eine entsprechend einfachere 
Einphasen-Steuerung mit hoherem Wirkungsgrad aufweist. 

Bei der Anwendung des Ant riebs systems 1 in einem statio- 
naren Trainingsgerat 3 k6nnen dem Tretpedal 5 und dem 
Generator 6 zur Abfuhrung der erzeugten Pedalenergie im 
konzentrischen Training auch elektrische, mechanisch oder 
fluide Bremsen 45 wie Bremswiderstande, Wirbelstrombrem- 
sen, Reibungsbremsbelage, Gas- und Flussigkeitsdampfungs- 
elemente oder mechanische Speicher 46 wie Federkraft- 
speicher oder Gas- und Flussigdruckspeicher zugeordnet 
sein. Die benotigte Antriebsleistung des Generators im 
Motorbetrieb (nach Charakteristiken Er, Ev in Fig. 6) bei 
exzentrischem Training kann auch uber einen Net zanschluss 
36 bezogen werden. Naturlich kann auch abwechselnd mit 
konzentrischem Training Gv ein elektrischer Speicher 14 
geladen und mit exzentrischem Training Er wieder entladen 
werden . 
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Fig. 10 zeigt eine besonders einfache Ausf uhrungsvariante 
zur Erzeugung eines Stillstands-Tretwiderstands TW und 
eines genugend hohen Anf ahrwiderstandsmoments MA am Tret- 
pedal - Dazu wird der Generator 6 mittels eines elek- 
trischen Schalters 33 direkt oder uber Widerstande R, 
Kondensatoren C und Spulen L kurzgeschlossen. Der elek- 
trische Schalter ist bei ausgeschalteter elektrischer 
Steuerung 20 geschlossen, so dass auch dann ein genugender 
Tretwiderstand TW auftritt. Durch kurzzeitiges Ein- und 
Ausschalten (Choppern) des elektrischen Schalters 33 
wahrend des Anfahrens aus dem Stillstand bis zu einer 
Betriebs-Tretf requenz von z.B. 50 rpm kann das hohe 
Anfahrmoment MA erzeugt werden. 

Zur Erzeugung eines Stillstands-Tretwiderstands schon bei 
einer Tretfrequenz f = 0 kann auch eine zusatzliche 
Stillstandsbremsung 71 (siehe Fig. 3), z.B. in Form einer 
mechanischen Bremse, eingesetzt werden, welche auch bei 
ausgeschalteter elektrischer Steuerung 20 wirksam ist und 
welche sofort nach Anfahren z.B. schon bei einer Tret- 
Frequenz f von wenigen rpm wieder gelost wird. 

Eine Stillstandsbremsung kann im Prinzip, auch durch 
entsprechende Steuerung des Generators als Motor erzeugt 
werden, welche jedoch nur sehr kurz, z.B. von W = 0 bis 5° 
(Fig. 2) bzw. f = 0 bis 3 rpm (Fig. 3} wirksam ist. 

Eine bevorzugte optimale Winkelstellung des Pedals zum 
Anfahren kann (wie bisher) durch Ruckwartstreten erreicht 
werden, z.B. mittels eines sperrbaren Freilaufs am 
Generator oder indem die Generatorsteuerung in Ruckwarts- 
Tretrichtung r nur ein geringes Widerstandsmoment erzeugt. 
Als weitere Variante kann das Pedal auch langsam in eine 
bevorzugte, vom Benutzer programmierbare Anf ahrstellung 
gebracht werden, wenn das System einige Zeit nicht benutzt 
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wurde, und/oder die Steuerung kann nach einiger Zeit in 
einen Ruhezustand ubergehen. 

In einem stromsparenden Ruhezustand kann die Elektronik 
auch die Pedalstellung uberwachen. 

Normal erweise wird das System mit einem Hauptschalter 
eingeschaltet , es kann aber auch ein selbsttatiges 
Hochfahren vorgesehen werden (autoboot) , z.B. durch 
bewusstes Bewegen des Tretpedals als Infonnation zum 
Aufstarten des Systems, wobei die Bewegung generatorisch 
Strom erzeugen und damit die Elektronik einschalten kann. 

Fig, 11 zeigt ein Beispiel eines leichten, kompakten, 
flachen Pedal -Generator-Moduls 8 mit einem burstenlosen 
Synchron-Motor mit Permanentmagneten auf einem Rotor 61 
mit relativ grossem Durchmesser und einem Stator £2 an 
einem festen Modulgehause 63, welches auch die Planeten- 
rader eines Planetengetriebes 7.2 tragt. Ein Aussenzahnrad 
65 ist mit der Pedalkurbelachse 64 verbunden. Mit diesem 
einstufigen kompakten Getriebe konnen z.B. Ubersetzungen 
von 7-10 von Pedal 5 auf den Generator 6 erreicht werden 
mit entsprechend hoher Momentenubersetzung . D.h. ein 
erf orderliches Anf ahrwiderstandsmoment MA von 50 Nm am 
Pedal erfordert bei 10:1 Ubersetzung am Generator nur 5 
Nm. Falls fur eine besonders einfache Ausfuhrung des 
Moduls 8 kein Ubersetzungsgetriebe vorgesehen ist, so 
sollte der Motor sehr flach und mit grossem Durchmesser 
ausgebildet sein, urn grossere Widerstandsmomente MA 
erreichen zu konnen. Ein (schaltbarer oder sperrbarer) 
Freilauf 42 kann zwischen Tretpedal 5 und Generator 6 
ebenfalls integriert sein, z.B. am Aussenzahnrad 65 oder 
am Rotor 61. Als Beispiel einer einstellbaren Geometrie 
ist hier eine mogliche veranderbare Kurbellange h, L' 
gezeigt . 

Mit dem erf indungsgemassen Ant riebs system 1 konnen beim 
Einsatz in Fahrzeugen Fahrprogramme 25 verschiedenster Art 
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integriert sein, beispielsweise mit Charakteristiken- 
Schaltung nach Fig. 3 oder ein Parkprogramm zum Manovrie- 
ren bei niedrigen Geschwindigkeiten bis beispielsweise 5 
km/h (auch wahlbar) , wo die Fahrgeschwindigkeit des 
Fahrzeugs direkt mit der Pedalgeschwindigkeit elektrisch 
proportional gekoppelt ist, so dass man also mit der 
Pedalbewegung vorwarts und ruckwarts genau so manovrieren 
kann wie mit einer festen mechanischen Transmission. Als 
weiteres wichtiges Beispiel kann z,B. auch ein Kraftver- 
starkungs-Fahrprogramm gewahlt werden, bei welchem 
proportional zur am Tretpedal abgegebenen Muskelleistung 
eine zusatzliche elektrische Leistung aus dem elektrischen 
Speicher 14 in den Motor geleitet wird, Dieser Kraftver- 
starkungsfaktor kann auch wahlbar ausgebildet sein, so 
dass z.B. fur Uberholvorgange oder an Steigungen ein 
hoherer Verstarkungsf aktor einstellbar ist. Der Faktor 
kann auch negativ sein, so dass z.B. nur 80% der Pedal- 
leistung zum Fahren und 20% zum Laden der Batterien 
eingesetzt werden. Mittels verschiedener Sensoren 37 an 
Tretpedal, Generator, Motor und Antriebsrad konnen eine 
Vielzahl Von Daten erfasst bzw, auch Parameter fur die 
Fahrprogramme eingegeben werden. Solche Sensoren und 
Messwertgebern (Fig. 1) konnen z.B. Richtungssensoren, 
Positions- und Drehwinkelgeber, Frequenz-, Leistungs- und 
Moment sensoren usw. sein. Damit konnen eine Vielzahl von 
Betriebsdaten wie Muskelkraft und Motorleistung, Geschwin- 
digkeiten, Wirkungsgrade , Fahrwiderstand, Energiebilanz 
usw. laufend erfasst und z.B. in einem internen Speicher 
29 gespeichert werden. Der Datenspeicher 29 kann auch 
abnehmbar ausgefuhrt sei . Dazu kann z.B. eine handels- 
ubliche elektronische Taschenagenda eingesetzt werden, 
welche nicht nur herkommliche Tachodaten wie Geschwindig- 
keit, Strecke etc. in Funktion der Fahrzeit aufzeichnet, 
sondern auch Tretleistung, Tretfrequenz und allfallig 
Herzf requenz . Angekoppelt an einen Computer kann die 
Taschenagenda diese Daten abgleichen, z.B. als Trainings- 
tagebuch. Mit einem abnehmbaren Datenspeicher kann 
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uberdies eine Schliessf unktion durch Wegnahme bewirkt 
werden, wie auch eine Einschaltf unktion durch Aufstecken 
eines externen Datenspeichers 29. Im stationaren Training 
konnen analog verschiedene Betriebsprogramme 24 oder 
stationare Fahrprogramme einstellbar und wahlbar sein. 
Eine externa Schnittstelle 35 dient zur Ausgabe von Fahr- 
und Betriebsdaten an ein externes Gerat 38, die anschlies- 
send z,B. an einem PC ausgewertet und dargestellt werden 
konnen. Oder es kann auch ein Betriebsprogramin kombiniert 
mit einem Videospiel oder einer Videodarstellung einer 
Fahrstrecke abgespielt und gefahren werden. 

Es ist auch moglich, selber Fahrstrecken zu programmieren 
und z.B. eine definierte Teststrecke in der Anwendung als 
Trainingsgerat nach verschiedenen Kriterien optimal zu 
fahren, z.B. moglichst rasch, mit optimalem Wirkuijgsgrad 
Oder optimaler Energiebilanz (Muskelenergie, Motorenergie, 
Speicherkapazitat und Fahrleistung) . 

Im Rahmen dieser Beschreibung werden die folgenden 
Bezeichnungen verwendet : 



1 elektrisches Ant riebs system 

2 Fahrzeug 

3 stationares Trainingsgerat 

4 elektrische Transmission 

5 Tretpedal (muskelkraf tbetriebene 
Antriebsvorrichtung) 

6 Generator 

7 Generatorgetriebe 

7 . 1 Zahnriemengetriebe 

7 . 2 Planetengetriebe 

8 Pedal -Generator-Modul 

10 elektrischer Verbraucher 

11 Antriebsmotor 

11a, lib unters(fiihiedliche Antriebsmotoren 

12 Motorgetriebe 

14 elektrischer Speicher 
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15 


Super cap 


18 


Motor-Modul 


19 


Rad, Antriebsrad 


20 


elektrische Steuerung 


20.1 


Genera tors teuerung 


20.2 


Motors teuerung 


21 


Steuerprogramm des Generators 


22 


Anfahrsteuerung 


23 


Motorbetriebssteuerung vonv 6 


24 


Betriebsprogramme 


25 


Fahr programme 


29 


Datenspeicher 


30 


Eingabe- und Anzeigegerat 


31 


bidirektionaler Wandler 


33 


elektrischer Schalter an 6 


35 


Interface fur externe Anschlusse 


36 


Netzanschluss 


37 


Sensoren, Messwertgeber 


38 


externes Gerat 


41 


ruckspulbarer Seilzug 


42 


sperrbarer Freilauf 


43 


schaltbare Kupplung 


45 


Br ems en 


46 


mechanische Speicher 


48 


zusatzliche Energiequellen 


52 


Sitz 


53 


Chassis 


54 


Antriebsschwinge 


56 


Trainingsstutze 


57 


Bremsrolle 


60 


Fahrer 


61 


Rotor 


62 


Stator 


63 


Gehause 


64 


Achse 


65 


Aussenzahnrad 


70 


bisheriger Momentenverlauf 
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71 Still standsbr ems ung 

V, Vmin Geschwindigkeit 

f Tretfrequenz von 5 

b, bmax Beschleunigung von f 

GM Gegenmoment 

TW Still stands-Tretwiderstand 

M,Ml,Gv, Er, 

Ev,Br,Bv Momenta an 5 

MA Anf ahrwiderstandsmoment an 5 

W Anfahrwinkel an 5 

Wl Pedalwinkel 

F tangentiale Pedalkraft 

L Auslenkung, Pedalradius 

t Zeit 

V, r vorwarts, ruckwarts (Tretrichtung) 
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Patentanspriiche 

1. Mit Muskelkraft betreibbares elektrisches Antriebs- 
system (1) fur ein Fahrzeug (2) und/oder ein 
stationares Trainingsgerat (3) mit einem Tretpedal 
(5) und einem mechanisch mit dem Tretpedal 
verbundenen Generator (6), mit einer elektrischen 
Transmission (4) von Generator (6) zu einem 
elektrischen Verbraucher (10) und/oder zu einem 
Antriebsmotor (11) sowie mit einer elektrischen 
Steuerung (20), dadurch gekennzeichnet , dass die 
elektrische Steuerung ein Steuerprogramm (21) des 
Generators (6) aufweist, womit ein Gegenmoment GM am 
Generator, bezogen auf die Vorwarts-Tretrichtung v 
erzeugbar ist, 

wobei das Antriebssystem als Fahrzeugantrieb mit 
Gegenmoment : 

eine Anf ahrsteuerung (22) des Generators aufweist, 
mit welcher ein bei Betatigung des Tretpedals aus dem 
Stillstand heraus unmittelbar auftretender 
Tretwiderstand TW erzeugt wird 

und womit ein hohes Anf ahrwiderstandsmoment MA am 
Tretpedal erzeugt wird beim Anfahren aus dem 
Stillstand bis zu einer minimalen Fahrgeschwindig- 
keit , 

und wobei das Antriebssystem als Antrieb mit 
Gegenmoment fur ein stationares Trainingsgeirat (3): 
eine Motorbetriebs-Steuerung (23) mit einem 
bidirektionalen Wandler (31) aufweist, mit welchem 
der Generator (6) auch als Motor betreibbar ist, mit 
steuerbarer Ein- und Auskoppelung von elektrischer 
Leistung . 
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2. Antriebssystem nach Anspruch 1, dadurch 
gekennzeichnet, dass der Stillstands-Tretwiderstand 
TW einer Betatigungskraf t F am Tretpedal (5) von 
mindestens 200 N entspricht. 

3 . Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass das 
Anfahrwiderstandsmoment MA am Tretpedal mindestens 40 
Nm betragt. 

4. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet . dass mit der 
Anfahrsteuerung (22) des Generators das Anfahren des 
Generators so gesteuert ist, dass die Anfahrbe- 
schleunigung des Tretpedals (bmax) im Mittel 
hochstens 4 rad/sec^ betragt. i 

5. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass das Wider- 
standsmoment (Ml) des Generators in Phase mit dem 
Pedalwinkel (Wl) moduliert ist. 

6. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass eine 
Stillstandsbremsung (71) des Tretpedals wirksam ist, 
die einen Stillstands-Tretwiderstand TW erzeugt und 
welche auch bei ausgeschalteter elektrischer 
Steuerung (20) wirksam ist. 

7. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass der Generator 
mittels eines elektrischen Schalters (33) direkt oder 
uber Widerstande, Kondensatoren und Spulen kurz- 
schliessbar ist und wobei der elektrische Schalter 
bei ausgeschalteter elektrischer Steuerung (20) 
geschlossen ist zur Erzeugung des Tretwiderstands TW. 
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8. Ant riebs system nach Anspruch 1 , dadurch 
gekennzeichnet/ dass durch kurzzeitiges Ein- und 
Ausschalten (Choppern) des elektrischen Schalters 
(33) wahrend des Anfahrens das hohe Anf ahrmoment MA 
erzeugt wird. 

9. Ant riebs system nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass der Bereich 
des maximalen Wirkungsgrades des Generators (6) einem 
Normalbereich der Tretfrequenz entspricht, welche 
vorzugsweise 50 - 100 U/min betragt, 

10. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass das 
Generatorsteuerprogramm (21) mehrere umschaltbare 
Momentencharakteristiken (M60. M120) aufweist, welche 
in einem Normalbereich der Tretfrequenz ansteigen. 

11. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass dem Tretpedal 
(5) und dem Generator elektrische, mechanische Oder 
fluide Bremsen (45) wie Bremswiderstande, Wirbel- 
strombremsen, Reibungsbremsbelage, Gas- und 
Flussigkeitsdampf ungselemente oder mechanische 
Speicher (46) wie Federkraf tspeicher oder Gas- und 
Flussigdruckspeicher zugeordnet sind. 

12. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass ein 
sperrbarer Freilauf (42) oder eine schaltbare (43) 
Kupplung zwischen Tretpedal und Generator vorgesehen 
ist . 

13. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass das Antriebs- 
system mddulare Einheiten aufweist wie ein Modul 
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Pedalgenerator (8) mit Tretpedal (15), Generator (6), 
allfalligem Ubersetzungsgetriebe (7) und Generator- 
steuerung (20.1), ein Steuerungsmodul (20) und ein 
Antriebsmotor-Modul (18) mit Motor (11), allfalligem 
Untersetzungsgetriebe (12) und Motorsteuerung (20.2). 

14. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspriiche, dadurch gekennzeichnet , dass elektrische 
Speicher (14), und insbesondere ein Super-Capacitor 
(15) (super cap) als Kurzzeitspeicher , vorgesehen 
sind. 

15. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass zwei unter- 
schiedlich ausgelegte Motoren, (11a. lib) je fur 
einen hoheren und einen tieferen Geschwindigkeits- 
bereich, oder ein Motor mit umschaltbaren Wicklungen 
vorgesehen ist. 

16. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass Betriebsdaten 
wie Drehmomente, Leistungen und Tourenzahl am Tret- 
pedal erfasst und angezeigt werden. 

17 . Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass ein Interface 
(35) zum Anschluss von externen Geraten vorgesehen 
ist . 

18. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass ein 
abnehmbarer Datenspeicher (29) vorgesehen ist, 
welcher beim Wegnehmen eine Schliessf unktion des 
Systems ausubt . 
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19 . Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet , dass die 
elektrische Schaltung Betriebsprogramme (24) bzw. 
Fahrprogramme (25) zum Einsatz in Trainingsgeraten 
bzw. Fahrzeugen enthalt . 

20. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass die 
elektrische Steuerung (20) nach einem wahlbaren 
Zeit interval; in dem keine Fahrbewegung erfolgt, in 
einen Ruhzustand ubergeht und/oder das Pedal in eine 
gewunscht Anf ahrstellung bewegt wird. 

21. Antriebssystem nach einem der vorangehenden 
Anspruche, dadurch gekennzeichnet, dass das Tretpedal 
(5) bzw. der Muskelkraf tantrieb eine veranderbare 
Geometrie aufweist, 

22 . Fahrzeug mit einem Antriebssystem nach einem der 
Anspruche 1 - 21. 

23- Trainingsgerat mit einem Antriebssystem nach einem 
der Anspruche 1-21, 
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VERTRA 



ER DIE INTERNATIONALE ZUM^IMENARBEIT 



F DEM GEBIET DES PATENT 



v9 



flHS 



INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT 

(Artikel 18 sowie Regein 43 und 44 PCT) 



Aktenzetchen des Anmelders oder Anwalts 


^£|j^p^3 siehe Mitteilung Ober die Ubemnittlung des internatlonalen 

Recherch en bench ts (Formblatt PCT/ISA/220) sowie, soweit 
VORGEH EN zutreffend. nachstehender Punkt 5 


Internationales Aktenzeichen 
PCT/CH 00/00189 


Internationales Anmeldedatum 
(T ag/Monat/Jahr) 

30/03/2000 


(Fruhestes) Prioritatsdatum (T ag/Monat/Jahr) 
03/04/1999 


Anmelder 

SWISSMOVE AG 



Dieser Internationale Recherchenbericht wurde von der Internatlonalen Recherchenbehorde ©rstellt und wird dem Anmelder gemaB 
Artikel 18 Obermittelt. Eine Kopie wird dem Internatlonalen Buro ubermitteU. 

Dieser Internationale Recherchenbericht umfaBt insgesamt_4 Blatter. 

I X ] Daruber hinaus liegt ihm jewetls eine Kopie der in diesem Bericht genannten Unterlagen zum Stand der Technik bel. 



1 . Grundlage des Berichts 

a. Hinsichtlich der Sprache ist die Internationale Recherche auf der Grundlage der intemationalen Anmeldung in der Sprache 
durchgefuhrt worden, in der sie eingereicht wurde, sofem unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist 

[ I Die Internationale Recherche ist auf der Grundlage einer bei der Behorde eingereichten Obersetzung der internatlonalen 
Anmeldung (Regel 23.1 b)) durchgefuhrt worden. 

b. Hinsichtlich der in der intemationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- und/oder Aminosauresequenz ist die intemationale 
Recherche auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das 
I I in der intemationalen Anmeldung in Schriflicher Form enthalten ist. 

zusammen mit der internatlonalen Anmeldung in computerles barer Form eingereicht worden ist. 
bei der Behorde nachtragiich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 
bei der Behorde nachtragiich in compute rlesbarer Form eingereicht worden ist. 

Die Erklarung, daB das nachtragiich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht Ober den Offenbarungsgehalt der 
intemationalen Anmeldung im Anmeldezeltpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt 

Die Erklarung, dafJ die in computerles barer Form erfaBten Informationen dem schriftlichen Sequenzprotokoll entsprechen, 
wurde vorgelegt. 



□ 
□ 
□ 
□ 

□ 



2. 
3. 



I } Bestimmte Anspruche haben sich als nicht recherch ierbar erwiesen (siehe Feld I). 
pr] Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung (siehe Feld II). 



4. Hinsichtlich der Bezeichnung der Erfindung 

[ X I wird der vom Anmelder eingereichte Wortlaut genehmigt. 
I I wurde der Wortlaut von der Behorde wle folgt festgesetzt: 



5. Hinsichtlich der Zusammenfassung 

rzr\ wird der vom Anmelder eingereichte Wortlaut genehmigt. 

wurde der Wortlaut nach Regel 38.2b) in der in Feld til angegebenen Fassung von der Behorde festgesetzt. Der 
[ \ Anmelder kann der Behorde innerhalb eines Monats nach dem Datum der Absendung dieses intemationalen 

Recherch en berichts eine Stellungnahme voriegen. 

6. Folgende Abbildung der Zeichnungen ist mit der Zusammenfassung zu veroffentlichen: Abb. Nr. 1 



I X [ wis vom Anmelder vorgeschlagen [ \ keine der Abb. 

[ I well der Anmelder selbst keine Abbildung vorgeschlagen hat. 
I I well diese Abbildung die Erfindung besser kennzeichnet. 



Fomblatt PCT/ISA/210 (Blatt 1) (Juli 1998) 



INTERNATI 



ER RECHERCHENBERICHT 



Internationales Aktenzelchen 
PCT/CH 00/00189 



Feld I Bemerkungen zu den Anspruchen, die sich als nicht recherchierbar erwiesen haben (Fortsetzung von Punkt 2 auf Blatt 1 ) 

GemaB Artikel 1 7{2)a) wurde aus folgenden GrCinden fur bestimmte Anspruche kein Recherchenbericht erstellt: 
1 . Anspruche Nr. 

well sie sich auf Gegenstande beziehen, zu deren Recherche die Behorde nicht verpflichtet ist, namlich 



2. Anspruche Nr. 

well sie sich auf Teile der internationalen Anmeldung beziehen, die den vorgeschriebenen Anforderungen so wenig entsprechen, 
dafi eine sinnvolie Internationale Recherche nicht durchgefuhrt werden kann, namlich 



3. j I Anspruche Nr. 

weil es sich dabei um abhangige Anspruche handelt, die nicht entsprechend Satz 2 und 3 der Regei 6.4 a) abgefaBt sind. 

Feld II Bemerkungen bei mangelnder Einheitlichkeit der Erflndung (Fortsetzung von Punkt 3 auf Blatt 1) 
Die internationale Recherchenbehorde hat festgestellt, daB diese Internationale Anmeldung mehrere Erfindungen enthalt: 

siehe Zusatzblatt 



1 . I y I Da der Anmelder atle erforderlichen zusatzlichen Recherchengebuhren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich dieser 
^-J^ internationale Recherchenbericht auf alle recherchierbaren Anspruche. 

2 j I Da fOr alle recherchierbaren Anspruche die Recherche ohne einen Arbeitsaufwand durchgefuhrt werden konnte, der eine 
' ' zusatziiche Recherchengebuhr gerechtfertigt hatte, hat die Behorde nicht zur Zahtung einer solchen Gebuhr aufgefordert. 



3. j I Da der Anmelder nur einige der erforderlichen zusatziichen Recherchengebuhren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich dieser 

' 1 internationale Recherchenbericht nur auf die Anspruche, fur die Gebuhren entrichtet worden sind, namlich auf die 

Anspruche Nr. 



4. I [ Der Anmelder hat die erforderlichen zusatziichen Recherchengebuhren nicht rechtzeitig entrichtet. Der internationale Recher- 
chenbericht beschrankt sich daher auf die in den Anspruchen zuerst enwahnte Erfindung; diese ist in folgenden Anspruchen er- 
faBt: 



Bemerkungen hinsichtlich eines Widerspruchs | X [ Die zusatziichen Gebuhren wurden vom Anmelder unter Widerspruch gezahlt. 

I I Die Zahlung zusatzlicher Recherchengebuhren erfolgte ohne Widerspruch. 



Formblatt PCT/ISA/210 (Fortsetzung von Blatt 1 (1))(Juli 1998) 



Internationales Aktenzeichen PCT/ CH 00 /0O189 



WEITERE ANGABEN PCT/ISA/ 210 



Die Internationale Recherchenbehorde hat festgestel 1 1, dal3 diese 
i nternationale Anmeldung mehrere (Gruppen von) Erfindungen enthalt, 
naml i ch : 

1. Anspriiche: 1-22 

mit Muskelkraft betreibbares Antriebssystem fur ein Fahrzeug 
mit einem Tretpedal , einem mit dem Tretpedal verbundenen 
Generator und einem Steuerprogram, womit ein hohes 
Anfangswiderstandsmoment erzeugt wird bis zu einer minimal en 
Fahrgeschwindigkei t. 



2. Anspruche: 1-21,23 

mit Muskelkraft betreibbares Antriebssystem fur ein 
stationares Trai ni ngsgerat mit einem Tretpedal, einem mit 
dem Tretpedal verbundenen Generator, einem Steuerprogram und 
mit einer Motorbetriebssteuerung und einem Wandler, wobei 
der Generator auch als Motor betreibbar ist. 



INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT 



Mmeri 



jnternationales Aktenzeichen 

T/CH 00/00189 



A.- KLASSIFIZIERUNG DES ANMELDUNGSGEGENSTANDES 

IPK 7 A63B21/0O5 A63B24/0O B62M23/02 



Nach der Internationalen Patentklassifikation (IPK) oder nach der nationalen Klassitikation und der IPK 



B. RECHERCHIERTE GEBIETE 



Recherchierter Mindestprufstoff (Klassifikationssystem und Klassifikationssymbole ) 

IPK 7 A63B B62M 



Recherchierte aber nicht zum Mindestprufstoff geh6rende Verdffentlichungen. soweit diese unterdie recherchierten Gebrete fallen 



Wahrend der internationalen Recherche konsultierte elektronische Datenbank (Name der Datenbank und evtl. verv/endexe Suchbegriffe) 

EPO-Internal 



C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Kategorie" 



Bezeichnung der VerOffenttichung, soweit erforderlich unter Angabe der in Betracht kommenden Teiie 



Betr. Anspruch Nr. 



EP 0 784 008 A (P EHRHART) 
16. Juli 1997 (1997-07-16) 
in der Anmeldung erwahnt 
Spalte 2, Zeile 46 - Zeile 58 
Spalte 4, Zeile 39 - Zeile 50 
Spalte 6, Zeile 10 - Zeile 28 

DE 197 32 430 A (KUTZE HARALD) 
11. Februar 1999 (1999-02-11) 
das ganze Dokument 

US 5 256 115 A (GILBRECH DONALD A 
26. Oktober 1993 (1993-10-26) 
Anspruche 6-8 



ET AL) 



□ 



Weitere Ver5ffentlichungen sind der Fortsetzung von Feld C zu 
entnehmen 



Siehe Anhang Patentfamilie 



" Besondere Kategorien von angegebenen VerOffentlichungen : 

"A" VerSffentlichunp, die den atlgemeinen Stand derTechnik definiert. 
aber nicht a!s besonders bedeutsam anzusehen ist 

"E" aiteres Dokument, das jedoch erst am oder nach dem internationalen 
Anmeldedatum verOffentticht worden ist 

"L" VerOffentlichung, die geeignet ist, einen Prioritatsanspruch zweifelhaft er- 
scheinen zu iassen, oderdurch die das VerOffentlichungsdalum einer 
anderen im Recherchenbericht genannten VerOffentlichung belegt werden 
soli Oder die aus einem anderen besonderen Grund angegeben ist (wie 
ausgefuhrt) 

"O" VerOffentlichung, die sich auf eine mundliche Offenbarung, 

eine Senutzung, eine Ausstellung Oder andere MaBnahmen bezieht 

-P" VerOffentlichung, die vor dem internationalen Anmeldedatum, aber nach 
dem beanspruchten Prioritatsdatum verSffentlicht w/orden ist 



"T" Spatere VerSffentlichung, die nach dem internationalen Anmeldedatum 
Oder dem Prioritatsdatum ver6ffentlicht worden ist und mit der 
Anmeldung nicht kollidiert, sondern nur zum Verstandnis des der 
Erfindung zugrundeliegenden Prinzips oder der ihr zugrundeliegenden 
Theorie angegeben ist 

"X" VerStfentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung 
kann allein aufgrund dieser Verdffentlichung nicht als neu oder auf 
erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachtet werden 

"Y" Ver6ffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung 
kann nicht als auf erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachtet 
werden, wenn die VerSffentlichung mit einer oder mehreren anderen 
Vereffentlichungen dieser Kateaorie in Verbindung gebracht wird und 
diese Verbindung fijr einen Facnmann naheliegend ist 

VerOffentlichung, die Mitglied derselben Patentfamilie ist 



Datum des Abschlusses der internationalen Recherche 



24. Oktober 2000 



Absendedatum des internationalen Recherchenberichts 



1 0. 11. 2000 



Name und Postanschrift der Internationalen Recherchenbeh6rde 
EuropSisches Patentamt, P.B. 5818 Patentlaan 2 
NL - 2280 HV Rijswijk 
Tel. (+31 -70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl. 
Fax: (+31 -70) 340-3016 



Bevoilmachtigter Bediensteter 



SEDY R. 



Formblait PCT/ISA/210 {Btalt 2) {Juli 1992) 



INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT 

Angaben zu VerOffentlichunc^^^zur selben Patentfamilie gehSren 



^Jnterr 



iternationales Aktenzetchen 

T/CH OO/G0189 



Im Recherchenbericht 
angefuhrtes Patentdokument 


Datum der 
Veroffentlichung 


Mitglied(er) der 
Patentfamilie 


Datum der 
Veroffentlichung 


EP 784008 


A 


16-07-1997 


DE 19600698 A 


07-08-1997 


DE 19732430 


A 


11-02-1999 


KEINE 




US 5256115 


A 


26-10-1993 


KEINE 





Fofmblatl PCT/ISA/210 (Anhang Palenttamilie)(Jiili 1992) 



GEBIET DES PATENTWESENS 



Absender: 



MIT DER INTERN/il 
PRUFUNG BEAU 



ALEN VORLAUFIGEN 
,TE BEHORDE 



An: 

FUCHS, Andreas 
Waldheimstrasse 32 
CH-3012 Bern 
SUISSE 



PCT 



MITTEILUNG UBER DIE UBERSENDUNG 
DES INTERNATIONALEN VORLAUFIGEN 
PRUFUNGSBERICHTS 

(Regel71.1 PCT) 



Absendedatum 
(T ag/Monat/Jahr) 



13.08.2001 



Aktenzeichen das Anmelders Oder Anwalts 
P29 PCT 


wiCKnGE MrrrEiLUNG 


Internationales Aktenzeichen 
PCT/CHOO/00189 


Internationales Anmeldedatum (Tag/Monai/Jahr) 
30/03/2000 


Priorltatsdatum (Tag/Monat/Jahr) 
03/04/1999 


Anm elder 

SWISSMOVE AG 



3. 



Dem Anmelder wird mitgeteilt, daB ihm die mit der inlernationalen vorlauflgen Prufung beauftragte Behorde 
hiermit den zu der Internationalen Anmeldung erstellten internationalen vorlauflgen Prufungsbericht, 
gegebenenfalls mit den dazugehorigen Anlagen, ubermittelt. 

Eine Kopie des Berichts wird - gegebenenfalls mit den dazugehorigen Anlagen - dem Internationalen Buro zur 
Wetterleitung an alle ausgewahtten Amter ubermittelt. 

Auf Wunsch eines ausgewahUen Amts wird das Internationale BOro eine Ubersetzung des Berichts (jedoch 
nicht der Anlagen) ins Englische anfertigen und diesem Amt ubermitteln. 



4. ERINNERUNG 

Zum Eintritt in die nationale Phase hat der Anmelder vor jedem ausgewahlten Amt Innerhalb von 30 Monaten 
ab dem Priorltatsdatum (oder in manchen Amtern noch spater) bestlmmte Handlungen (Einrelchung von 
Ubersetzungen und Entrichtung nationaler Gebuhren) vorzunehmen (Artikel 39 (1)) (siehe auch die durch das 
Internationale Buro im Formblatt PCT/IB/301 ubermittelte Information), 



1st einem ausgewahtten Amt eine Ubersetzung der internationalen Anmeldung zu ubermitteln, so mufB diese 
Ubersetzung auch Ubersetzungen aller Anlagen zum internationalen vorlaufigen Prufungsbericht enthalten. Es 
ist Aufgabe des Anmelders, solche Ubersetzungen anzufertigen und den betroffenen ausgewahlten Amtern 
direkt zuzuleiten. 



Weitere Einzelhelten zu den maBgebenden Fristen und Erfordernissen der ausgewahlten Amter sind Band II 
des PCT-Leltfadens fur Anmelder zu entnehmen. 



Name und Postanschrift der mil der Internationalen Prufung 


BevollmSchtigter Bedienstater 




beauftragte n Behdrde 


— Europaisches Patentamt 


Franklin, A 


(j) 


D-80298 MQnchen 


Tel. +49 89 2399 - 0 Tx: 523656 epmu d 




Fax: +49.-89 2399 - 4465 


Tel. +49 89 2399-2928 



Formblatt PCT/I PEA/41 6 (Juli 1992) 



VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM 
^ GEBIET DES PATENTW|^NS 

PCT 

INTERNATIONALER VORLAUFIGER PRUFUNGSBERICHT 

(Artikel 36 und Regel 70 PCT) 



Aktenzeichen des An m eiders Oder Anwalts 
P29 PCT 



Internationales Aktenzeichen 
PCT/CHOO/00189 



WEITERES VORGEHEN 



slehe MIttellung Qber die Dbersendung des internalionalen 
vorlaufigen Prufungsberlchts (Formblatt PCT/IPEA/416) 



Internationales fiinme\de(iaXum(Tag/Monat/Jahr) 
30/03/2000 



Internationale Patentkiasslfikation (IPK) odernatlonale Klassiflkation und IPK 
B62M23/00 



Priorltatsdatum (Tag/Monat/Tag) 
03/04/1999 



Anmelder 

SWISSMOVE AG 



1 . Dieser Iriternationale vorlaufige Prufungsbericht wurde von der mit der Internationalen vorlaufigen Prufung beauftragten 
Behorde erstellt und wird dem Anmelder gemaB Artikel 36 ubermittelt. ^.^auTtragien 

2. DIeser BERICHT umfaBt insgesamt 7 Blatter einschliefSIich dieses Deckblatts. 

□ AuBerdern llegen dem Berjcht ANLAGEN bel; dabei handelt es sich urn Bimter mit Beschrelbungen, AnsprOchen 
und/oder Zeichnungen. d.e^geandert wurden und diesem Berlcht zugrunde liegen. und/oder Blatter mit vor dieser 
Behorde vorgenommenen Berichtjguh gen (slehe Flegel 70.16 und Abschnitt 607 der Venfl/altungsrichtlinlen zum PCT) 

Diese Aniagen umfassen insgesamt Blatter. 



3. Dieser Berlcht enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 



III 
IV 

V 



VI 
VII 

vin 



S Grundlage des Berichts 

□ PrioritSt 

□ Kelne Erstetlung eines Gutachtens Qber Neuheit, erfinderlsche Tatigkeit und gewerbllche Anwendbarkeit 
S Mangelnde Einheltllchkeit der Erfindung 

El Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtllch der Neuheit, der erflnderischen T§tiqkelt und der 
gewerbhchen Anwendbarkeit; Unterlagen und ErklSrungen zur Stiitkung dieser Festetellung 

□ Bestimmte angefQhrte Unterlagen 

S Bestimmte MSngel der Internationalen Anmeldung 

□ Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 



Datum der EInrelchung des Antrags 



01/11/2000 



Datum der Fertigstellung dieses Berichts 
13.08.2001 



Name und Postanschrift der mit der internationalen vorlaufigen 
PrOfung beauftragten BehSnJe: 

Europaisches Patentamt , 
D-80298 Munchen , . 

Tel. +49 89 2399 - 0 Tx: 523656 epmu 'd * - 

Fax: +49 89 2399 - 4465 



Fomriblatt PCT/IPEA/409 (Deckblatt) (Januar 1994) 



Bevolimfichtigter Bediensteter 
Hytrowski, P 

Tel. Nr. +49 89 2399 2858 




INTERNATIONALER > 
PRUFUNGSBERICHT 




AUFIGER 



Internationales Aktenzeichen PCT/CHOO/001 89 



I. Grundlage des Berichts 

1 . Hinsichtlich der Bestandteile der internatibnaien Anmeldung {Ersatzblatter, die dem Anmeldeamt auf en 
Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt warden, gelten im Rahmen dieses Berichts als "ursprungfich 
eingereicht" und sind ihm nicht beigefugt, weil sie l<eine Anderungen enthalten (Regeln 70. 16 und 70.17 
Beschreibung, Seiten: ^ 

1-21 ursprungliche Fassung 



Patentanspruche, Nr.: 

1-23 ursprungliche Fassung 



2. Hinsichtlich der Sprache: Alie vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde In der Sprache, in der 
die Internationale Anmeldung eingereicht worden 1st, zur Verfugung oder wurden In dieser eingereicht, sofern 
unterdiesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde In der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich urn 



□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist fnach 
Regel 23.1(b)). . ^ 

□ die Veroffentllchungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht worden 
Ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucreotid- und/oder Aminosauresequenz ist die 
Internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefiihrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich In schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde. nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, daB das nachtraglich elngereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung Im Anmeldezeltpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftllchen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Auf grund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 



Zeichnungen, Blatter: 



1/5-5/5 



ursprungliche Fassung 



Formblatt PCT/lPEA/409 (Felder 1-VIII, Blatt 1) (Jul! 1998) 



INTERNATIONALER VO^ 
PRUFUNGSBERICHT 




UFIGER 




Internationales Aktenzelchen PCT/CHOO/001 89 



□ 



Beschreibung, 

Anspruche, 

Zelchnungen, 



Selten: 



□ 



Nr.: 



□ 



Blatt: 



5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 
angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen {Regal 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatier, diesolche Anderungen enthalten, ist unter Punkt t hinzuweisen;sie sind diesem Bericht 
beizufugen). 



6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 



IV. Mangelnde Einheiflichkeit der Erfindung 

1 . Auf die Airfforderung zur Elnschrankung der Anspruche oder zur Zahlung zusatzllcher Gebuhren hat der 
Anmelder: 

□ die Anspruche eingeschrankt. 

□ zusatzliche Gebuhren entrichtet. 

□ zusatzliche Gebuhren unter Widerspruch entrichtet. 

IS weder die Anspruche eingeschrankt noch zusatzliche Gebuhren entrichtet. 

2. □ Die Behorde hat festgestellt, daf3 das Erfordemis der Einheitlichkeit der Erfindung nicht erfullt ist, und hat 

gemaR Regel 68.1 beschlossen, den Anmelder nicht zur Elnschrankung der Anspruche oder zur Zahlung 
zusatzlicher Gebuhren auf zufordern. 

3. Die Behorde ist der Auffassung, da3 das Erfordernis der Einheitlichkeit der Erfindung nach den Regain 13.1, 13.2 
und 13.3 

□ erfullt ist 

IS aus folgenden Grunden nicht erfullt ist: 
siehe Beiblatt 

4. Daher wurde zur Erstellung dieses Berichts eine Internationale voriaufige Prufung fur folgende Telle der 
internationalen Anmeldung durchgefuhrt: 

□ aileTeile. 

EI die Telle, die sich auf die Anspruche Nr. 1,13-15,1 7-20,22,23 beziehen. 



V. Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinslchtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erkiarungen zur Stutzung dfeser Feststellung 



Formblatt PCT/IPEA/409 (Felder l-VIII, Blatt 2) (Juli 1998) 



INTERNATIONALER ^pLAUFIGER 

PRUFUNGSBERICHT InternatiorS^ Akten zeichen PCT/CHOO/001 89 

1. Feststellung 

Neuheit (N) ja: Anspruche 

Nein: Anspruche 1,13,16,19 
Erfinderische Tatigkeit (ET) Ja: Anspruche 

Nein: Anspruche 14,15,17,18,20,22,23 

Gewerbliche Anwendbarkeit (GA) Ja: Anspruche 1,13-15,17-20,22,23 

Nein: Anspruche 

2. Unterlagen und Erklarungen 
siehe Beiblatt 

vn. Bestlmmte Mangel der internationalen Anmerdung 

Es wurde festgestellt, daB die internationaie Anmeldung nach Form oder Inhalt folgende Mangel aufweisf 
siehe Beiblatt 



Formbtatt PCT/IPEA/409 (Felder l-VIII. Blatt3) (Ju!l 1998) 



INTERNATIONALEiHIrLAUFIGER Internationales JiPzeichen PCTyCHOO/001 89 
PRUFUNGSBERICHT - BEIBLATT riuu/uui cjy 



Zu Punkt IV 

Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

Der Anspmch 1 wird in seinem weitesten Schutzumfang gelesen, d.h. mit dem 
Ausdruck "oder" in Zeile 2. 

Der Anspruch 1 betrifft zwei Vorrichtungen: 

Vorriclntung 1 : Ein mIt Muskelkraft betreibbares elektrisches Antriebssystem fur ein 
Fahrzeug mit den weiteren Merkmalen gema3 Zeilen 24 bis 30. 

Vorrichtung 2: Ein stationares Trainingsgerat mit den weiteren Merkmalen gemaB 
Zeilen 3 bis 13. 

Die Merkmale gemaf3 Zeilen 14 bis 23 beziehen sicli jeweils auf die Vorrichtung 1 
(Zeile 14 und 15) oder auf die Vorrichtung 2 (Zeilen 16 bis 23). 

Es wurde keine gemeinsamen Merkmale gefunden die sich gleichseitig auf die zwei 
oben genannten Vorrichtungen^beziehen, Somit hangen die beiden Vorrichtungen nicht 
so zusammen, da3 sie eine einzige allgemeine erfinderische Idee venvirklichen. 

Die Anmeldung erfullt nicht das Erfordemis der Regel 13.1 PCT. 



Zu Punkt V 

Begrundete Feststellung nach Regel 66.2(a)(ii) hinsichtlich der Neuheit, der 
erfinderischen Tatigkelt und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und 
Erklarungen zur Stiitzung dieser Feststellung 

1. 

Zum Zwecke der Prufung, beschrankt sich der Anspruch 1 auf die Vorrichtung 1 und 
lautet: 

Mit Muskelkraft betreibbares elektrisches Antriebssystem (1) fur em Fahrzeug (2) wobei 
das Antriebssystem ais Antrieb mit Gegenmoment fur ein stationares Trainingsgerat (3) 
: eine Motorbetriebs-Steuerung (23) mit einem bidirektionalen Wandler (31) aufweist, 



Formblatt PCT/Beiblatt/409 {Blatt 1) (EPA-April 1997) - ' . 



INTERNATIONALER^RLAUFIGER Internationales A^|^eichen PCT/CHOO/001 89 
PRUFUNGSBERICHT - BEIBLATT 



mit welchem ein Generator (6) auch als Motor betreibbar ist, mit steuerbarer Ein-und 
Auskoppelung von elektrischer Leistung. 

Da die Anspruche 2 bis 12, 16 und 21 Merkmale der Vorrichtung 2 enthalten. kann 
kelne Feststellung gegeben werden. 

2. 

Dokument US-A-5 256 1 15 (D1) zelgt: 

ein mit Muskelkraft betreibbares elektrtsches Antriebssystem geeignet fur ein Fahrzeug 
wobei das Antriebssystem als Antrieb mit Gegenmoment fur ein stationares 
Trainingsgerat{10) : eine IVIotorbetriebs-Steuerung (59) mit einem bidirektionalen 
Wandler (62,76) aufweist, mit welchem ein Generator (18) auch als Motor betreibbar 
ist, mit steuerbarer Ein-und Auskoppelung von elektrischer Leistung, 

wobei das Antriebssystem modulare Einheiten aufweist, 

wobei ein Interface zum AnschluB von externen Gerate (50) vorgesehen ist, 

wobei die elektrische Schaltung Betrlebsprogramme (50) zum Einsatz in 
Tralninggeraten enthalt, . 

gemaB samtlichen Merkmalen der Anspruche 1,13,16 und 19. 

Die Anspruche 1,13,16 und 19 erfullen nicht das Erfordemis des Artikels 33(2) PCT. 

Die Anspruche 14,15,17.18,20,22 und 23 betreffen geringfugige bauliche Anderungen 
der Vorrichtung nach Anspruch 1 , die im Rahmen dessen liegt, was ein Fachmann 
aufgrund der ihm gelaufigen Uberlegungen zu tun pflegt, zumal die damit erreichten 
Vorteile ohne weiteres abzusehen sind. Folglich liegt dem Gegenstand dieser 
Anspruche keine erfinderische Tatigkeit zugrunde (Artikel 33(3) PCT). 

Zu Punkt VH 

Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 



Formblatt PCT/Belblatt/409 (Blatt2) (EPA-April 1997) 



INTERNATIONAl^VORLAUFIGER 



PRUFUNGSBERI 



- BEIBLATT 
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Im Wderspmch zu den Erfordernissen der Regel 5.1 a) ii) PCT werden in der 
Beschreibung weder der in dem Dokument D1 offenbarte einschlagige Stand der 
Technil< noch dieses Dokument angegeben. 



t 



Formblatt PCT/BeIblatt/409 (Blatt 3) (EPA-April 1997) 



PATENT COOPERATION TREATY 

PCT 

INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 

(PCT Article 36 and Rule 70) 



Applicant's or agent's file reference 
P29 PCT 


SeeNotificationofTransmittalonntemational Preliminary 
FOR FURTHER ACTION examination Report (Form PCT/lPEA/4 1 6) 


International application No. 

PCT/CHOO/00189 


International filing date (day/month/year) 

30 March 2000 (30.03.00) 


Priority dale {day/month/year) 

03 April 1999(03.04.99) 


International Patent Classification (IPC) or national classification and IPC 
B62M23/00 


RECEIVED 


Applicant 


SWISSMOVE AG 


FEB 1 9 2002 



rs\mm 



1. This international preliminary examination report has been prepared by this International Preiiminar\' Examining Authorit>' 
and is transmitted to the applicant according to Article 36. 



. sheets, including this cover sheet. 



2. This REPORT consists of a total of 7_ 

□ This report is also accompanied by ANNEXES, i.e.. sheets of the description, claims and/or drawuigs which have been 
amended and are the basis for this report and/or sheets containing rectifications made before ttlts Authority (see Rule 
70. 1 6 and Section 607 of the Administrative Instructions under the PCT). ^ — 

3 5^ m 

These annexes consist of a total of sheets. CD ^ 

^ . _ 



3. This report contains indications relating to the following items: 



I 

II 
ill 

IV 

V 

VI 
VII 



VIII 



C3 



□ 
□ 



□ 
□ 



Basis of the report 
Priority 

Non-establishment of opinion with regard to novelty, inventive step and industrial applicability 
Lack of unitv of invention 



Reasoned statement under Anicle 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability; 
citations and,e.\planations supporting such statement 



Certain documents cited 

Cenain defects in the international application 

Certain observations on the international application 



Date of submission of the demand 

01 November 2000 (01.11.00) 


Date of completion of this report 

13 August 2001 (13,08.2001) 


Name and mailing address of the IPEA/EP 
Facsimile No. 


Authorized officer 
Telephone No. 



Form PCT/I PEA/409 (cover sheet) (July 1998) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



International application No. 

PCT/CHOO/00189 



I. Basis of the report 



I. With regard to the elements of the international application;* 
I I the international application as originally filed 

\)xQ the description: 

pages 1-21 

pages 

pages 



, as originally filed 



, filed with the demand 



. filed with the letter of 



the claims: 

pages 

pages 

pages 

pages 



!-23 



, as originally filed 

, as amended (together with any statement under Article 1 9 

, filed with the demand 



. filed with the letter of 



the drawings: 

pages 

pages 

pages 



1/5-5/5 



, as originally filed 
, filed with the demand 



. filed with the letter of 



I I the sequence listing part of the description: 

pages 

pages 

pages 



, as originally filed 

filed with the demand 



. filed with the letter of 



2. With regard to the language, all the elements marked above were available or furnished to this Authority in the language in which 
the international application was filed, unless otherwise indicated under this item. 

These elements were available or furnished to this Authority in the following language which is: 

[ " " 1 the language of a translation furnished for the purposes of international search (under Rule 23.1(b)). 
I I the language of publication of the international application (under Rule 48.3(b)). 

I I the language of the translation furnished for the purposes of international preliminary examination (under Rule 55.2 and/ 
or 55.3). 

3. With regard to any nucleotide and/or amino acid sequence disclosed in the international application, the international 
preliminary examination was carried out on the basis of the sequence listing: 

contained in the international application in written form. 

filed together with the international application in computer readable form. 

furnished subsequently to this Authority in written form. 

furnished subsequently to this Authority in computer readable form. 

The statement that the subsequently furnished written sequence listing does not go beyond the disclosure in the 
international application as filed has been furnished. 

The statement that the information recorded in computer readable form is identical to the written sequence listing has 



□ 
□ 
□ 
□ 
□ 

□ 
□ 



been furnished. 



The amendments have resulted in the cancellation of: 

I I the description, pages 

I I the claims. Nos. 

I " "1 the drawings, sheets/fig 



^ I I This report has been established as if (some oO the amendments had not been made, since they have been considered to go 
' — ' beyond the disclosure as filed, as indicated in the Supplemental Box (Rule 70.2(c)).** 

* Replacement sheets which have been furnished to the receiving Office in response to an invitation under Article 14 are referred to 
in this report as "originallv filed" and are not annexed to this report since they do not contain amendments (Rule 70.16 
and 70. 1 7). 

** Any replacement sheet containing such amendments must be referred to under item / and annexed to this report. 
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IV. Lack of unity of invention 



1 . In response to the invitation to restrict or pay additional fees the applicant has: 
I I restricted the claims. 
I I paid additional fees. 
I I paid additional fees under protest. 
DKI neither restricted nor paid additional fees. 

□ This Authority found that the requirement of unity of invention is not complied with and chose, according to Rule 68.1, 
not to invite the applicant to restrict or pay additional fees. 



3. This Authority considers that the requirement of unity of invention in accordance with Rules 13.1. 13.2 and 13.3 is 
I I complied with. 

[X] not complied with for the following reasons: 
See annex 



4. Consequently, the following parts of the international application were the subject of international preliminary examination 
in establishing this report: 

□ 

all parts. 

^3 the pans relating to claims Nos. 1 .13-1 5. 17-20.22.23 
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Supplemental Box 

(To be used when the space in any of the preceding boxes is not sufficient) 
Continuation of; IV. 3 

Claim 1 has been interpreted with the broadest possible 
protective scope, that is, including the word "or" in 
line 2. 

Claim 1 concerns two devices: 

Device 1: An electrical drive system that can be operated 
by muscle power for a vehicle having the further features 
as per lines 24 to 30; 

Device two: A stationary training apparatus having the 
further features as per lines 3 to 13. 

The features as per lines 14 to 23 each concern either 
device 1 (lines 14 and 15) or device 2 {lines 16 to 23) . 

No common features simultaneously concerning both devices 
have been found. Therefore the two devices are not so 
linked as to form a single general inventive concept. 

The application does not meet the requirements of PCT 
Rule 13.1. 
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V. 


Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability; 







citations and explanations supporting such statement 






1. 


Statement 








Novelty (N) Claims 


YES 






Claims 1 , 13 


, 16, 19 NO 






Inventive step (IS) Claims 


YES 






Claims 14,15,17, 


18,20,22,23 NO 






Industrial applicability (lA) Claims ^' 13 — 15, 


17-20, 22, 23 YES 






Claims 


NO 




2. 


Citations and explanations 








1 . 

For the purposes of the examination. Claim 1 is restricted 






to device 1 and reads: 








Electrical drive system (1) which can be 


operated by 






muscle power i^or a vehicle (2), the drive system, as a 






drive with a load moment for a stationary training 






apparatus (3), comprising: a motor operation control 






system (23) having a bidirectional converter (31) by means 






of which a generator (6) can also be operated as a motor. 






with controllable coupling and decoupling of electrical 






power . 








Since Claims 2 to 12, 16 and 21 contain features of device 






2, no opinion can be established. 








2. 

US-A-5 256 115 (Dl) shows: 








an electrical drive system which can be operated by muscle 






power, suitable for a vehicle, the drive 


system, as a 






drive having a load moment for a stationary training 






apparatus (10), comprising: a motor operation control 






system (59) with a bidirectional converter (62, 76), by 
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means of which a generator (18) can also be driven as a 
motor, with controllable coupling and decoupling of 
electrical power, 

the drive system comprising modular units, 

an interface being provided for connecting external 
apparatus { 50) , 

the electric circuit containing operating programmes (50) 
for use in training apparatus, 

according to all the features in Claims 1, 13, 16 and 19. 

Claims 1, 13, 16 and 19 do not meet the requirement of PCT 
Article 33 (2) . 

Claims 14, 15, 17, 18, 20, 22 and 23 concern slight 
structural modifications to the device as per Claim 1 
which are routine practice for a person skilled in the art 
on the basis of familiar considerations, in particular 
since the advantages afforded thereby can easily be 
foreseen. Therefore the subject matter of these claims 
does not involve an inventive step {PCT Article 33(3)). 
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VII. Certain defects in the international application 

The following defects in the form or contents of the international application have been noted; 

Contrary to the requirements of PCT Rule 5.1(a) (ii), the 
description did not cite Dl and it did not briefly 
outline the relevant prior art contained therein. 
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VERTRAG UBER DOE INTERNATIONALE ZUSAMMENA 

GEBIET DES PATENTWESENS //?ecD 

PCT 

INTERNATIONALER VORLAUFIGER PROFUNGSBERICHT 
(Artikel 36 und Regel 70 PCT) 



F^DEM 





Aktenzeichen des Anm elders Oder An waits 
P29 PCT 


siehe Mitteilung uber die Obersendung des intemationaten 
WEITERES VORGEHEN vorlaufigen Prufungsberichts (Formblatt PCT/IPEA/416) 


Internationales Aktenzeichen 


1 ntemationales Anmeldedatu m (Tag/Monat/Jahr) 


Prioritatsdatum (Tag/MonatTag) 




PCT/CHOO/00189 


30/03/2000 


03/04/1999 






Internationale Patentklassifikation (IPK) Oder natlonale Klassifikation und IPK 


CO 






B62M23/00 




CO 

—J 










1 00. 


INT 


EC[ 


Anmelder 








i ' i 


SWISSMOVE AG 






r-o 

cn 


nn 
1 



1. Dieser internationale vorlaufige Prufungsbericht wurde von der mit der internationalen vorlaufigen l^fung beauftragten 
Behorde erstellt und wird dem Anmelder gema6 Artikel 36 ubermittett. 

2. Dieser BERICHT umfa3t insgesamt 7 Blatter eInschlieRlich dieses Deckblatts. 

□ AuBerdem llegen denn Berlcht ANLAGEN bei; dabel handelt es sich um Blatter mit Beschrelbungen, Anspruchen 
und/oder Zeichnungen. die geSndert wurden und diesem Berlcht zugrunde Itegen, und/oder Blatter mit vor dieser 
Behorde vorgenommenen Berichtigungen (siehe Regel 70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsrichtlinien zum PCT), 

Diese Aniagen umfassen insgesamt Blatter. 



[■LB i 4 Z0D2 



3. Dieser Berlcht enthSIt Angaben zu folgenden Punkten: 
I S Grundlage des Berlchts 



Mangelnde Einheltlichkelt der Erfindung 

Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtllch der Neuheit, der erfinderlschen Tatigkeit und der 
gewerbllchen Anwendbarkelt; Unterlagen und Erktarungen zur Stutzung dieser Feststellung 



II 


□ 


III 


□ 


IV 




V 




VI 


□ 


VII 




VIII 


□ 



Datum der Einreichung des Antrags 
01/11/2000 



Datum der Fertigstellung dieses Berichts 
13.08.2001 



Name und Postanschrift der mit der internationalen vorlSufigen 
Prutung beauftragten Behdrde: 
Europaisches Patentamt 

D-80298 Munchen 
Tel. +49 89 2399 - 0 Tx: 523656 epmu d 

Fax: +49 89 2399 - 4465 



Bevollm§chtigter Bediensteter 
Hytrowski, P 

Tel. Nr. +49 89 2399 2858 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER 
PRUFUNGSBERICHT 



Internationales Aktenzeichen PCT/CHOO/001 89 



I. Grundlage des Berichts 

1 . Hinsichtlich der Bestandteile der internationalen Anmeldung {Ersatzblatter, die dem Anmeldeamt auf eine 
Aufforderung nach Artike! 14 hin vorgelegt warden, gelten im Rahmen dieses Berichts afs "ursprunglich 
eingereicht" und sind ihm nictit beigefugt, weil sie keine Anderungen enthalten (Regein 70. 16 und 70. 17)): 
Beschreibung, Seiten: 

1-21 ursprungllche Fassung 



Patentanspruche, Nr.: 

1-23 ursprungliche Fassung 

Zeichnungen, Blatter: 

1/5-5/5 ursprungliche Fassung 



2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vcrstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die Internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfugung oder wurden in dieser eingereicht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich um 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist (nach 
Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht worden 
ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- und/oder Aminosauresequenz ist die 
Internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefiihrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, da(5 das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der intemationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daf3 die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 
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□ 



Beschreibung, 

Anspruche, 

Zeichnungen, 



Seiten: 



□ 



Nr.: 



□ 



Blatt: 



5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einlgen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 
angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingerelchten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen;sie sind diesem Bericht 
beizufugen). 



6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 

IV. Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

1 . Auf die Aufforderung zur EInschrankung der Anspruche oder zur Zahlung zusatzlicher Gebiihren hat der 
Anmelder: 

□ die Anspruche eingeschrankt. 

□ zusatzliche Gebuhren entrlchtet. 

□ zusatzliche Gebuhren unter Widerspruch entrlchtet. 

K weder die Anspruche eingeschrankt noch zusatzliche Gebuhren entrichtet. 

2. □ Die Behorde hat festgestellt, daB das Erfordernis der Einheitlichkeit der Erfindung nicht erfuHt ist, und hat 

gemaB Regel 68.1 beschlossen, den Anmelder nicht zur Einschrankung der Anspruche oder zur Zahlung 
zusatzlicher Gebuhren aufzufordern. 

3. Die Behorde ist der Auffassung, daB das Erfordernis der Einheitlichkeit der Erfindung nach den Regein 13.1 , 13.2 
und 13.3 

□ erfullt ist 

^ aus folgenden Grunden nicht erfullt ist: 
siehe Beiblatt 

4. Daher wurde zur Erstellung dieses Berichts eine intematlonale vorlaufige Prufung fiir folgende Telle der 
internatlonalen Anmeldung durchgefuhrt: 

□ alle Teile. 

H die Teile, die sich auf die Anspruche Nr. 1,13-15,17-20,22,23 beziehen. 



V. Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 
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1. Feststellung 
Neuheit (N) 

Erfinderische Tatigkeit (ET) 
Gewerbliche Anwendbarkeit (GA) 



Ja: Anspruche 

Nein: Anspruche 1,13,16,19 

Ja: Anspruche 

Nein: Anspruche 14,15,17,18,20,22,23 



Ja: Anspruche 
Nein: Anspruche 



1,13-15,17-20,22,23 



2. Unterlagen und Erklarungen 
siehe Beiblatt 



VII. Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 

Es wurde festgestellt, da3 die internationale Anmeldung nach Form Oder Inhatt folgende Mangel aufweist: 
siehe Beiblatt 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER 
PRUFUNGSBERICHT - BEIBLATT 



Internationales Aktenzeichen PCT/C HOO/00 1 89 



Zu Punkt IV 

Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

Der Anspruch 1 wird in seinem weitesten Schutzumfang gelesen, d.h. mit dem 
Ausdruck "oder" in Zeile 2. 

Der Anspruch 1 betrlfft zwei Vorrichtungen: 

Vorrichtung 1 : Ein mit Muskelkraft betreibbares elektrisches Antriebssystem fur ein 
Fahrzeug mit den weiteren Merkmalen gemaB Zeilen 24 bis 30. 

Vorrichtung 2: Ein stationares Trainlngsgerat mit den weiteren Merkmalen gemaB 
Zeilen 3 bis 13. 

Die Merkmale gemafS Zeilen 14 bis 23 beziehen sich jeweils auf die Vorrichtung 1 
(Zeile 14 und 15) oder auf die Vorrichtung 2 (Zeilen 16 bis 23). 

Es wurde keine gemeinsamen Merkmale gefunden die sich gleichseitig auf die zwei 
oben genannten Vorrichtungen beziehen. Somit hangen die beiden Vorrichtungen nicht 
so zusammen, daf3 sie eine einzige allgemeine erfinderische Idee venwirklichen. 

Die Anmeldung erfullt nicht das Erfordernis der Regel 13.1 PCT. 
Zu Punkt V 

Begrundete Feststellung nach Regel 66.2(a)(ii) hinsichtlich der Neuheit, der 
erfinderischen Tatigkeit und der gewerbllchen Anwendbarkeit; Unterlagen und 
Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1. 

Zum Zwecke der Prufung, beschrankt sich der Anspruch 1 auf die Vorrichtung 1 und 
lautet: 

Mit Muskelkraft betreibbares elektrisches Antriebssystem (1) fur ein Fahrzeug (2) wobei 
das Antriebssystem als Antrieb mit Gegenmoment fure\n stationares Trainingsgerat (3) 
: eine Motorbetriebs-Steuerung (23) mit einem bidirektionalen Wandler (31) aufwelst, 
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mit welchem ein Generator (6) auch als Motor betreibbar ist, mit steuerbarer Ein-und 
Auskoppelung von elektrischer Leistung. 

Da die Anspruche 2 bis 12, 16 und 21 Merkmale der Vorrichtung 2 enthalten, kann 
keine Feststellung gegeben warden. 

2. 

Dokument US-A-5 256 1 15 (D1) zeigt: 

ein mit Muskelkraft betreibbares elektrisches Ant riebssy stem geeignet fur ein Fahrzeug 
wobei das Antriebssystem als Antrieb mit Gegenmoment fure'in stationares 
Trainingsgerat {10) : eine Motorbetriebs-Steuerung (59) mit einem bidirektionalen 
Wandler (62,76) aufweist, mit welchem ein Generator (18) auch als Motor betreibbar 
ist, mit steuerbarer Ein-und Auskoppelung von elektrischer Leistung, 

wobei das Antriebssystem modulare Einheiten aufweist, 

wobei ein Interface zum AnschluB von externen Gerate (50) vorgesehen ist, 

wobei die elektrische Schaltung Betriebsprogramme (50) zum Einsatz in 
Traininggeraten enthalt, 

gemaB samtlichen IVIerkmalen der Anspruche 1,13,16 und 19. 

Die Anspruche 1 ,13,16 und 19 erfullen nicht das Erfordernis des Artikels 33(2) PCX. 

Die Anspruche 14,15,17,18,20,22 und 23 betreffen geringfugige bauliche Anderungen 
der Vorrichtung nach Anspruch 1, die im Rahmen dessen liegt, was ein Fachmann 
aufgrund der ihm gelaufigen Uberlegungen zu tun pflegt, zumal die damit erreichten 
Vorleile ohne welteres abzusehen sind. Folglich liegt dem Gegenstand dieser 
Anspruche keine erfinderische Tatigkeit zugrunde (Artikel 33(3) POT). 

Zu Punkt VII 

Bestimmte Mangel der internatlonalen Anmeldung 
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Im Widerspruch zu den Erfordernissen der Regel 5.1 a) ii) PCT werden in der 
Beschreibung weder der in dem Dokument D1 offenbarte einsclnlagige Stand der 
Technik noch dieses Dokument angegeben. 
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(54)Tltle: INDOLE DERIVATIVES 



(57) Abstract 

Novel indole derivatives represented by 
general formula (V) or pharmaceuiicaUy 
acceptable salts thereof. Because of having 
hypoglycemic or PDE5-inbibitory activities, 
these compouds or salts thereof are useful as 
remedies for impaired glucose tolerance, 
diabetes, complication of diabetes, insulin 
resistant syndrome;, hyperiipidemia, 
atherosclerosis, cardiovascular diseases, hyper 
gjycemia, hypertension; diseases characterized 
by angina pectoris, high blood pressure, 
pulmonary hypertension, congestive heart 
failure, glomerular diseases, tubular interstitial 
diseases, renal insufRciency, atherosclerosis, 
angiostenosis, peripheral vascular diseases, 
cerebral stroke, chronic reversible obstructive 

diseases, allergic rhinitis, urticaria, glaucoma or intestinal motili^ disordeis; sexual impotence, complication of diabetes, osteoporosis, 
nephritis, cancerous cachexia or post-PTCA reconstriction, wherein Ru to R^ represent each: 1) hydrogen. 2) lower alkyi, lower alkylthio 
or lower alkoxy-subsUtuted lower alkyl. or 3) lower alkyI, hydroxy, hydroxylated lower alkyU lower alkyloxy. etc. bonded to or substituted 
by aiyl or a hcterocycle; provided that R„ to R,j do not represent hydrogen at the same time; R,, represents: 1) hydrogen, or 2) lower 
alkyl; and R„ represents optionally esterified carboxy. 




(5 7) 5$5 



1 )imu=S: 




(V) 





LC 
L I 




wo 98/15530 



PCT/JP97/03592 



1 

y^^i^^'^^s Rabson-MendenhalljtfiS^. L/y;=i-XA^ Kobberling-Dunn 



wo 98/13530 PCT/JP97/03592 



m\^jkmm. m^m^t^f^m^. mmm\'i^m. mmm\^mm^tj:^) , # 
. mmm^^im mmm\^n^. mmm^nmmm. mmm^mm&m) > 

>;^!;>^£l5xit^fgg¥ i^>:^Oy^^i^^n^. Rabson-Mendenhallj^i^g^, b 
Kobberling-Dunniganjgl^ffl^, Seipj^{^S¥. Lawrence^(^g^^. Cus 




PCT/JP97/03592 



1 )7^mmi'. 



wo 98/15530 



PCT/JP97/03592 



4 



1 

3)Mny>ji-T. -ho^, T^}-jvm. ^Mm&. r^j-jmmrjv^jm. 
1 )^mm^. xtt 




lil 



R12 




H 



(IV) 



wo 98/15530 



5 



PCT/JP97/03592 



c)r u-;i/S. 

e) imty^r3T)V^)V^ 

^mv^L. ^ (IV) h*^©^3^j^^t±. 7jc^&l!i4fiSbR.2i: 

So ) ] 



1 )7KmJi^. 




13 



(VI 




wo 98/15S30 



PCT/JP97/03592 



6 



1 )7KINJ^^. Xtt 

T^feD^ Ri7i±:^;u:n:^i/^xtix;^7^;Wb^nfc:^;u^^^^T-^t'So ] 
sjes^ (a) tc43v^r. fb^ti (1) ^c7K^{b:^hU'^?AS5^,^a:'J^'^7Ai; 
h;i/x>x;i/7tT^- p«^'>;<;i/:tT:f-h^feSf&^-ti--sci:{ij:t)<b^ti 

ti^mm^^5L^^mi^^^mLX^^t^^ (2) 




(a) 



wo 98/15530 PCT/JP97/D3592 



^t3j:t)fla7K^iPU-c<b^i^ (3) (Dit^wmmrB^ im^^ (b) ) « 




(^4^. R'N R*'\ R'\ R^\ R^•tt■?n^i^H^Ji3i:^5I^c^)icI*^^1-o ) 
it^^ (3) tc*;i/;n-;i/i;^ - {3- 

^ K!^=&ftffi^^5Ci:tc:J;^). fb^tl (4) i^^mx^^ (c) ) o 

ji^f bT ;^;i/^S7 A "i: s c i: ^, ^ 5 0 



wo 98/15530 



8 
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«:< h^j iM^v^Noyvjig^, i&mTJVz2^i^m, ili^7';u+;i/^, mmrju^ 
-;L'S. f£^i/^:7or;i/^;u^. -hng, ru-;b^. It^ii^. 7";-;i.r 

) 

S/i&jt (a) tmm(Dy5mz^i)^ it^^ (5) d^p,{b^tl (6) A^SSiir-^ 
5 (d) ) o 
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(b) tmmo:>y3mi>z^*). {b^ti (6) iy^^oit^^ (?) *$iijgr-$ 

S (SiiS^ (e) ) o 




Sji&it (c) i:(Rl^(^);^iifetcJ;D. ^fc^tJ (7) iy^i^it^m (8) i&*S^r-^ 




(^^. R'*\ R'\ R'\ R'\ R"'^^ti^timmtmm<DM.^^^to ) 
S/^iiC (g) CiJl^T. fb^fel (9) tt. K<fcSS (I) ©^^^TT-R'^/CDlgft 
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10 

o 




(g) 



(9) (*0) 

U^. R'% R'*\ R'\ R*Nimii3i:lRl^©jii*^^u> R^NiT;i/^;i.^ 
■CfeSo ) 

S^K^ (b) tm^<D:^miz^*), it^m ( 1 0) iy^<b^^^ (11) TEjiiiig 
(Sjt&SC; (h) ) o 




(h) 



(10) (in 



(^t. R'N R''\ R'% R^Nimil3i:I^^®iii5^^^b. R'Mir;i/^;uj 
-e$>5o ) 

SJf&iC (c) i:[l«S«);'^i£tcJ:D^ ib^ti (11) iy^bit-^m ( 1 2) 
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|1a 




(t 2) 



(i) 



(11) 



(^ct>s R'\ R''\ R'\ R"tiHui3i:l5l-^CDji[i*^&^fo ) 
Si^;^ (j) ^^i5v^T^ {b^ti (9) i±i^^tT)i^=:^A. mtxx (IV) 

. igfb:^X (II). iM^fc^ (I I I) s 7Kd> h U7;i/::^-'J Kfe^V>tigt^i^ 

fb-^ti (1 3) fc^^-e^So 




(^q^. R'\ R"*;SfcirR^Mi^n^timifB^[l^c7)^[|i^=£^U. R'^li 
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SJI&^ (k) {C*Jt>T. -fb^tl (13) itmit^^^mi- h V ^ A^:s,\,Mtr^ 
15) ^-|SPgT*f^SC2:*,RltfeTfeSo 
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(k) tmm<Dysm{zJir), it^^ ( l 6) A»^)fh^tl (l 7) 
UTfb^tl (18) tfi^iotl^ (SJE&^ (1) ) o 




(IB) 

(^^s R'\ R''\ R'\ R»-, R^Ni^n^nB5iatOTCDj^.(*^l 

t-o ) 

Sii&i^; (k) 0. fb^;^ (l 9) fs^h<t^m (2 0) 

LX^t-^m (2 1) 3()«|#f,n5» (SJiG^ (m) ) o 




(2 J) 

{^^s R'\ R''\ R'\ R'% R'\ R*\ W^^t^ti^tlmEtmrncDM 

it-^m (13) tth';7;i/;^Dg^^sorh';x^;i/i/^>tc^^^^n5h'J7' 

^dbUTfb^r^ (18) fz^mx'^^o ttc. ih^^ ( 1 3) li. t K^i^v. 

icJiDs -fb^^ (18) iz^m-V^^o 

-fb^i^ (1) '■i;^-:J-;L,.;^-:r.^7:^$/:h;u/r^;;hij-, i 9 
9 2, 3 5. 2 4 1 9j, ru S - 5 2 1 2 1 9 5 j ^ ("uS-4 8 9 4 3 8 6 
J X rEP-O 2 4 2 1 6 7j tctaigcD^^tc J: D^figT? 5o t^Jit)ibs it^ 
(2 2) tcN, N-i;^^;i/>1^;i/A7'^ K*i;^f-;u7'-tr:$'-;utcf-^a^n-SN 
, N-t^TJl^Jlt^jVIxTK K$:Si^;^-l+. {b^^ (2 3) tt^o R'^t^l) 
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3) tmi£^r;i/*y'i'>ii/3i:H:^{bj£jftr;b*y'<;i/A(*t>{b^ti (2 4) tL 

^$i§7cur (1) s^Jtts (n) ) o -hDgcDii7c;^i£i:brtt 
. cco{5;!»^{c. 1) 3i7cS3£. ^^Q^c<^:Sii7c^ 2) >'^>r KD-y-^u^r-f 




(22) 



(23) 




(n) 



(24) 



(1) 
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>j^^ ; - h ; iS,mT)V^)ir urn; Ti/JVT l^^i ; 

t^/sD^ymi'^is.m.Tju^)mx'm^^fix\,^x'^xi\ ro-jvm. ^mm 

^^ r 'j-;i/^£igftr;u:^;i/g. mmmi&WLT)\^^jim. T^)-)\^i&mT)\^^juy^ 

{fc^tl (1) C^^l^rR'';^)^7K3^^^^b^^^ (2 5) l±. it^m (2 3) 

7c-r^ci:tcJ:t3^j5£T-§S (o) ) o - h D^^ii^^i^ i; txtt. 

cosd^tc. I)ji5c^. #SStcJ;-Si§7c^ 2 ) m-T K D+^>|^7 h :^ h U 




i1a 




(o) 



(23) 



(25) 
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2 6) (p) co;^r£Ccj:?). fb^^^ (1) tciji^^TR '"^tj^^ar;!/^ 

(2 9) iz^i^t^Ztt^X^^^o f -fb^tl (2 6) ttSiiSiC (j) t 

mm<Dljm^^r)it^ii^ (2 7) tc^gl-e^So fb^i^ (2 7) (k) 
i:|5l^cD;^^tcj:D{b^tl (2 8) .^i^d^b-C. <b^^ (2 9) tc^g4T-§So 




(26) <27) 




(280 (29) 
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i^ji^m. ^y.y.^^hjum. iRy.-<.^ Ttmm. Mf^m^^iz 

-7-Dt:;b^: i-rot:;i/^. n-yf-;u^, sec-r5^;u 
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t-y'^jvm. n--^>^;i^S^ i-^y^jv^. s e c 2 

2, 2 3, 3-i>*/^;uy^;b^, i -x^;i/- i -^f- 

x^;b'^>^;u^, 2-x^;v-^>^;Ug, 1, I -iy 2, 
2-';^/^;u^>^;u^s 3. 3-i^A^)i^>^)vm. n-7^{;^jim. i- 
^f-;i/^7-^;u^. 2 -;<^;i/^7--?-;i/^. 3 -/f-;^^7*^;i/^, 4-/<f-;i/ 

2-x.^)i^^'yjm. 1, 1 -':^^^;u^=^^';i/^. 2. 2-i;^^;i/ 
^=^-i-;b^. 3, 3-i^;^^;U'\=^^';uS^ n-yx;i/g, 1 ^'^^L' 
2-^^;i/:t^^;i/^. 3-^f-;i/;^-^f-;i'S. 4 5 

;u^r^;u^. 2 -x^;u^r^;u^, i. i - i^^f-^i/^rf-;!/^. 2, 2- 
v^^;l/^7*^;l/®. 3, 3-;/7«^;i/^7*^;i/^. n-■7^^/;^^^ 
yx;i/^, 2 ->^;i/yx;u^, 3 -pf^^l/yx^v^, 4-/^;i/>'x;u^, i 
-x5^;u^^^;uS, 2-x^;i.^i>^;vg, n - >7=^t/;m^ n- 
g^ n-hUxi^^l/Ss n-^h^'r'y)Vm. n-^>^y'iy)l^. n--^^^ 

hZttfi-C^. it?iglc:{i^^^3-8cD^j(^:5)S^tff,nSc 

2-rD-\x;i/S, l-r7^x;i/S, 2-^7^-;^^^ 3-rxx;i/^, 
1 1 -rn^x;u^, 2 1 -7'a^x;b^, l-^^^v- 
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2- :/7^-;^^^ 3 2 2 3 -7'7^-;i/g. 

3- ;^^;i/-3-:rx-;uS. l -'v^-fezi;!/^, 2 -^^^-fe-;!/^. 3 — 

1 - h*x-lrr:;i/^, 1 - h U 1 -t^ h 7T^-t:x;i/^, 1- 

rn^iL;!/^, 2-yx-;i/^. 3-y7^-;i/S. 

- 1 -rc('^-;u^. 2-^^;u- l-rn^-;!/^. l 2 -rn^ 
2-pt-?^;i/-2-7'D^-;u^, l-'^>x-;u^, 2-^>7"-;i'^ 

. 3-^>7"-;uS. 4~^>7^-;i/S. 1 1 2-^ 
1 3-^^;i/- 1 2-^^;u-2-r7^- 
3-/f-;L'-2-7^7^-;vS^ 2 3 -rTx-^u^. 3-/^;u 

-3-rx-;uSs 1 -'N^-ir-;!/^. 2 3 -^^^■fe-;!/^. 

4- '\^^-t:-;^^^ 5 -^=ir-b-;i/^. 2 1 -^>x-;i'^> 3-^ 
^jv- 1 -^>x-;b^Z!:0f4-^^;i/- 1 -^>x-;i/^?&:iriD£i^t^X{i^ 

^MJi§^i^f}\^^}i&t\ty -^m!^^. fg^m^. mBi". RXfS'ymm^i^ 
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^Dn^^;^^, yD^^^;uS, 'jy'u^A^jm, h U yo^^f-;i/Ss 1 
-7;b;tnx^;i/^, 1 - n Dxf-;i/S, 1 -:rD^x^;i.g, a-^jbr^D 
x5^;i/^, 2-:5'Pnxf-;uS> 2-yD^x^;i/^, 1, 2 -i^^^u^rnxf- 
^i/S^ 1, 2-i^^DPx^;i/S^ 1, 2-'>'yo^x^;vS, 2, 2» 2-h 
ij 7Ji/:a-px-^;ug, ^r^'7;i/3|-Dx5^;i/^, 1 -7;i/3hDrD 1- 
i'DDrDt:^;L'S. 1 -7'D^rDt:;i/S> 2-7;i/^DrDt^;v^. 2-^'d 

pt:;u^. 3 -7"D^7'Di^;i/S, 1, 2-9yMnrti\^jims 1, 2-i; 
^DDrpt:;!/^, l, 2 -^^rn^ r^t:;l/S^ 2, 3-'>*7;V:tPrDl^;i/ 
2, 3->?^^pprDt^;i/^, 2, 3->?rp^rpi^;uS. 3. 3, 3- 
h u 7;u:tP7'nt:;u^, 2, 2. 3, 3. 3-^y^y)\^tay'u\:}]/m. 2 
-yjv:tay'9)i^, 2-^uay^)im. 2-rp^■r^;^S^ 4~yjvtn 
y^JV^. A-^vvy^)]^^. A-yu^r^}vm. 4. 4. 4-h'J7;u3i- 
py^;i/^. 2.2,3,3,4,4. 4-^7'^7;U;!|-Py^^;b^. >'1-7;U 

^i-PT'^;!/^. 2-7;^:tP^>f-;^g^ 2-^uu^y^)]^m. 2-7'p^'^ 
>'?-;u^^ 5 -7;i/;rp^>'^;i/^x 5-i^pp^>f';i/^> 5-:7*p^^>^ 
M-7;i/:rp^>^>'i'^v 2 -7;^:tP^=^i';^^^ 2-i^pp^=^ri^;i/ 

2 -T'P^'N^ri^^U^s 6 -7;i/:?|-p^^S/;i/S^ 6-^7PP^^i^;i/S. 
6 -rP^^^^-i^^U^. /^-y}V:tu^^i/)Vm. 2 -7;i/;tP^7'^;U^s 2 

-:5'OD^7'^;u^, 2 -yp^^r^^ug. 7 -7;^3i-p^r^;^^^ 7-^ 
DP^r^^iuS, 7 -7P^^r^;u^. Zfet5.'^-7;u:tp^:^^^i/^^^^^ 
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n-:rf-;i/:t^i/S. i-':r^)\^:t^t^^. 300-^9-)]^:^^^^^. t 
n--^>^;i/^=fi/S^ i -•^>5';i/:^ + i^g. sec-^ 

n-^^i^)\^:t^i^^. t -^^^ri/Jlyir^i/^. sec 

1 -Jif-^l/y^^l/it^i/gs 2-x^;i/7'^;U;i-^i/^, 1, l-i;^^;v 
2. 2-i/^'f-)ir^)V7ir^t^m. 3, 3 - i^^^;^r^;^;i- 
o 

x^^i^^o^^a^t^o 
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'>^P7*p^;i/S. i/^D:/^;i/g, S/^D^>^;b^, i^^D^:^i/;u^, ^ 

vruk:;bxxx;u^ T'f-^i/xx^;^. V7'f-;ux;^7^>)i/, ^Hi^r^;i/xx 
T^;!/. ^>^;i'x;^7^;i/, ^::^i/;i'x;^7^;i;5:i^) , c:co{£$sr;i/::^Ji/xxx;i/ 

, ^--^i/ ij;i/;r^s^^^;i/x;^7^;K t:>'tD>r;i/3h:3^i/^^;i/xX7^;i/^ ^^^ity 
^';u;r:3i^i^;<^;i/x;^7^;K l- iXitZ-) T'-b h^i>x5^;i/xxx;u. l- ( 
Xli2-. 3^tt3-) r-b >:^t-7*Dt^;ux;^-r;K 1- (;^ti2-. Xti3- 
. Xii4-) r-fe h^i/:rf-;i/x:;^7^;i., i- (Xtt2-) 7*d t^:r-;u:f ^^i' 
x^;i/x::^x;i/. 1- (^(±2-. 3^ii3-) t:^:t-;u;?h:^ri^rp t^;i/x;^ 

1- (32:^2-) :^^>J;u3i-:if i/xf-;ux;:^x;k l- (Xti2-) v 
:r^'J;i/;t:^ri/x^;i.x;^7^;u, 1- (x(i:2-) t^/'?D'i';i/3|-:^ri/x^;!/x;^ 

1- (3^tt2-) ^^'9-y'i';i/^:^r^'x^;i/x;^x;i/. 7:7^^';;^;^^ 
i/^^;i/xX7';i/. 2-x^;I/y^t;;^3^:^^i/y^;^x;;7^;^. 3, 3-i^^^ 
;urf-';;i';!t-=^i//^;i'x:^7^;i., 1- (Xii2-) ^v^^y -fiu^^^i^x^;!/ 
x;<x;i/>5:ir] . f£sa7';u* >;:^;u^x;l/ (im) 7';udp;uxX7^;u (fcii^tf 
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^VxXt^;!/ 2 -3- Kx^;1/x;^x;k 2, 2, 2-h>;^PDx^ 

S>:^j;i/;t^-;U;!t-=^i/p<f-;ux;^7^;K i- (xa:2-) ^ h^i/:^?;!/^^-;!/:^^ 
i/x^;px::;7^;i/, 1- (Xfi 2 -) x h ^i^*;i'^x;b;!hdp.>x^;ux;:^7^;i/ 
. 1- (X*i2-) vrD;J<^i/:<3;v;nx;u:t=sei/x^;ux;^7^;i/3&i:] , y 
^^)i^^}y=> mm) T;u=^r;uxx7^;i/. Xli { 5 -i&mT)v^J\y- 2 - t^v 
- 1. 3-y3t-:^v-;u-4--f;u) r;u:^;i/xX7^;u .[fei:^!^ (5 

-;><^;U-2-:2r=^V- 1, 3-i/^^V-)U-4-^ JV) ;<9'J\^:r.7.7'}l^ ( 
5-xf-;U-2-7|-:^V- 1, 3 -i;^:irV— ;i/-4 --r^i/) p<^;uxX7^;i/. 
(5-7'Dt:;i/-2-;r*v- 1, 3-i?;t^V-;i/-4-^;i/) x^;i/x:;<7^ 
;{g;]feSiT;i/^x;i/x;^7^;u (fc i:^Kt:x;i/x;^7^;K Z'J ;i/x;:^7^;b 
^i^) ; f£^r;b:^rx;i.xxx;i/ (fei:;ll^xf-x;ux;^7^;i/, rpt:x;i/x;^ 

ar;i/x;^7';u (fei:x.i^^>i^;uxX7^;K 4 h:^i/^>i^;uxX7^;i/s 4 
-X h D^>£/;^xxv';^/^ 7x;?^-?^;ix;:^x;u^ h ';^;ux;;^t-;i/s ^>Xb 
h* »J;ux;^x;u. t^x h=^t^7 xx;u) /f-;i.xx7^;u, 3. 
i/^vi^yuxxx;!/. 4-th*D^i/-3, 5 -i^^£IS7'^;i/^>i^>'i/xx7^ 
^i/^i^) ;ia^'&:li^^^£'J>?&:< i:t> lii^UTMr*) J:v>ru-;ux;^x;i/ ( 
fei:x.{^7xx;i/x;^x;w 4 -^^^ n □ 7 xx;i/x:;^x;bv hu;i/x;^x;u. ^ 
H.^7'^;V7xx;l/x;^7";I/, :^"> i;;t/x;^x;w v^;I/x;^7';k 

LTtis f£-^T;U3:^^;b;i';ttx;u^fctr7xx;i/ (xttx h d7 xx;u) (Cl 
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J^m^ 3-^7 (Di^^ ui&WLTJ\^^)li3}U/'i'e-( Jim { ^oimr)l^}vmtm 
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1, 1 -i^^+v^r^/'j y>:b;i/:t?::i;k e^';i^y*i;i/:tf-;u 
, 1 -t^^^i;z:;i/:to ;!/;}< 4- ( 2 - 1 K p -1-1^^7^; 

1^ X ; u - ;u :tf ;u / ^ ^ ^' J&: o 

;i/>'t^^;u, i^^^l-'2 0cor;u:*3>:;^;i/;t^-;u;b;i'/^^-f;i/ (2, 2->^y 
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s e c t-r^ji-tjjv^^ 
^;^:^;^7^fr.;L'S^ 2, 2-i^^^;i'rDt:;u*;i/;t<-;i/^, 2-p<^;urf-;w 
^i/;i/:^;u:t^-;i/g, s e c -^:^^';u:^:;U;tJ-;u^. 2- ;^^)i^>^Jiti)V 
2-x^;uy^;u:^j;i/:}^-;u^. 1, 1 f-;i/r^;i/:i3;i/;t^-;i/^. 2, 2 
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=L}v^^i/)um. :^7f-;b^^;i'^s :^7^;i'Xf-;i/^. :^7f■;l/rDt::;u^, 
•:^-7^;^7'^;^S^ :^7f';i/^>^;u^. atJ^^7^;i/'\^i^;i/^&^^> 1113 

^S/^. 2 -7x-Jl/X^;i/7r^i^Sv 7xr:;U7'P tl^l/^t-^i/g^ 7x-;i/7' 
7 x-;U'>^>f-;i/:t^ri/^> 7x-;U'\^i^;t'3|-:^ri/Sx :^7^ 

r >j— ;uiaiSRrJu^-;i'^tiN 7 x-;i/xx-;i/^. :^7f-;i/X7"-;u^^ci: 

>^>r7 7^;uS. ^r:^7^'l/-;i/^s IH-l, 2, 3 - MJ T V u 1 
l^'J^i;-;^^^ ^yx^ iy^J^)}imm 

^ tC O V ^ r ^ ^ {5 1 ^£ f 5 T {i JSC I ^ o 
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^I^xh7^/D [1, 5-b] 'jyi;^;i/75:ir) , t K a h u u e U ■ 

\±^>'J [a] ^^7x-;uxtt^(Z)S, S--^<btf. ^>'J [b] ^7|-7x 

-^^li^l35:lM^4fi$;^-rs 3?5:oL8i. iff S U < *i 5 3^li 6 Mco^fiSla 

'>*>'t/St;^^c^N-7r=^it'r h\ i^u^i;;!.. t^-7v-;u. tr';^i;-;Us N'jr 
(/ii:^l^4H-l, 2» 4 - MJrV'J^K lH-1, 2, 3 - h r 
^yu;k 2H-1. 2, 3- MJ TV . 7^ h^y 'J ;u (fchxt^l H 

4, 2, 4-h';ri^-;u, 2, 2, 4 

-i?^Jf^l^V^L2^iSUf^^J[^^ l75:wU3|l:&WtS7?5:iM,l 21. it? 
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;K 7t^^iyT'J'))l {tct^\£l, 2, 4-7}-^-9-i;rV'j;w 1,3,4- 

-^^lii^l^t^U2^@SrJf^^J^^l:feC^t3^i^W■rS3^^^U8i^ iift 
U < 5 6 itOfiSlP^t^^Ji^i. hxlf ^ U if ; 
-S^^^Ji^l^&t^L2^[|^fcr;^^JP^Ud:l>L3^i^Wt^7?&:l^Ul 21. iff 

-mnmir 1 ^diV> U 2 MStjf^^Ji^ 1 LSM^^t^ 3 b 8 M> i(f i 

;k ^TS^r^/u;i/ 1 . 2, 4 — ^^T'i^'r^y u;k i. 

3, 4-^7''>'7'V'J;i/. 1,2, 5-^7''Vr^/'j;i/x 1,2. S-^Ti^T 
-tSSMii^ 1 U 2fliStJf^^J^^ 1 U 3{i$Wt S 3 75:1^ L 8 iff ^ 

'mnm=F- 1 i^w-r s 3 A^it,^ u 8 jt? t u < li s x(i 6 ic^^eaio^^-^ii 

o 
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WM-fj: ^Ti^ji^j tLXit, m^mrt^JW ^mmriyji^ it^^ri/;^ 

iiSi^) T)i-ti>i3)vn'^=.ji itzt^lti^^u7'u/^>tiji^^=ij\^. i^^u 

-y;!/. ^i/p^^UTfe^) . N- (C6-C 1 0) r'j-;u*;i/>'^^^'>'u (fei:^ 
^f^u^if) > C6-C 1 OTU->;^;u:^-;i/ (fetx.t^'^v-fe* 




wo 98/13530 



PCT/JP97/035W 



32 



t^immmT-^^jK mmmra/ij^jv, ^m^y^^^^ji, mMm^>^ 

i^\tm.^iJ^5^\ti^T:^y'Ut'7-t\.X^^Vo^o ^^c. r)]^>T=-)im^^ 
i^lg^tc ^ / :$;^0^tt ^ tomtit ^ * tcs^-r S o-e 
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:^mm^i^mrjiit^^tLX{t. (I I I) T^^nS'f>K-;U^^{*: 

- 2 -/^yi/^- > K-;i/> 1- (tr7x-;i/-4-'<;i/^^;v) -6- {l-y 
^>7.A&>:^}\^i3}\^j'^=e^ )i) - 2 > K-.;Us 6- 

-l- (2, 4 -i^^ d D>^>y;b) -2-^^;U'r>K 
-;k 1- (2. 4-i:^^DD/<>i;;u) -2-^f-;i/-6- (i-^>^>x 

^ > K-^K 6- ( 1 - >:^;i/7^-;v*;u>'^^ 
) -1- (2, 4->'^DD^>S/;i/) -2-x^;u>r > 6- {l-y 

^$'>;^;^:^^;^*;^>'t^>r;^) -i - (2, 4-i^^uD^>i/';i/) -r>K— ^i' 
. 5- ( 1 ;u) -3- (2, A-i/^uu^yi/ 
;u) 'i'>K-;w 5- ( 1 - i- (2, 4- 
i;i?DD'-i>i;;u) >r>K-;i/. 5- ( i -r^' >x;u:}^-;i'*;i/>''^^'f - 
3- (2, A-i/^uu^yV}\/) - 2 -^f-;^' > K-;^^ 5 v^^-'i^'t^ 
-;i/:tj;bM^-rJl/- 3- (2, A-i/^QU^yi^J]/) ~ i -A^Jl-O 
. 3- (2, 4-i;^nD/^>i;;i/) -2-^^;u-5- ( 1 
-;i/pt7;i/A-^:-t';u) 6- {i-y^y:i)i:!t-^=-}\^ti)y^^=e^ ji) - 

3 - (2, 4-'>*i7DD^>i;ji/) - 2 -^^;u>r> K-;^^ 3- (2, 4-i^ 
^^DD^Vv;!/) -5- ( 1 -^>^>;^;i/4^-;i/;t;;u;N*^^';i') >r>K-;K 
3- (2. A-'y^vu^yiyji) -2-^^;u-5- (1 - 7•^yt>;:^;^:t:- 
;^:^;^>'^^ >r -f>K-;U. 3- (2, 4 -i^^^'OD'Ov;!/) -2-^^;b 
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-5 - ( 1 -7i-^i$'>;^;u^-;i/:^j;i/M^-r>'l/) -f^K— 5- i^^-^f^Ts 
;i/;jx-;i/^;i//^^>r;i/) -3- (2, 4 -y ^ a i;;u) - Z-A^jl^ y 
3- (2, 4-i^^PD^>i/-;u) -5 - ( 1 -^^■9->x;^4^-;u*i 
;i/>'^^-r;u) -2-^f-;u>r > 3- (tr7x-;i/-4-^;i/^^;i/) - 
2-;<^;i/-5- ( 1 -^>^>;^;i/:^-;i/:*j;bM^-r;u) ^>h-;L', 3- { 
2-i7DD^>i;;u) -2-^f-;u-5- ( l -^v^^ 

>r>K-;K 5- { l-7':S'>x;U;t^-;U:i7;i/y'?^^';u) - 3- (2, 4- 
i;^ap/^;>7'<;i/) - 2- ^i-JV-O 3- (2. A-V^uu^yv 

-2-^^;u-5- (3-^^;u- 1 -y^>:;(;u:^-;u^;u;^^.f >f 
3 - (2, A-'y^uu^yV}\y) - 5- (2-;^ h :^ri^3i^^>x;i/ 
;t^-;u:^;i//N-^-f>)i/) - 2 > K-;^^ 3- ( 4 -^>y;i/;r=^ri/^> 
- 2 -Z-?^;!/- 5 - {l-^y^>7.}V't^:^}\/ti)\^n^^)\^) >f'>K-;u 
. 3- (2, A-i/^uu^yi/)v) -5- ( 1 -^>^5?>:^;i/:t^-;i/*;u>''?^ 
-r;!/) -2-rDtr;i/>f >K-;u^ 3- (2, 4-i?^Da^>i/jl) -2-x 
^;i/-5- ( 1 -^>^'>;^;u?^-;L':b;i//'?^^';u) -OK-yu. 3- (l-y 
□ ^:h75^L/>-2-^;i//5';i/) -2-^f-;i/-5- ( 1 -^<>^>x;i/;^^ 

Y> K-^K 3- ( ( 3 no <; i;>- 4 
) -2-^^;L'-5- ( l-^>4'>x;b;j^-;i/:^;i//t^>r;u) ^fvK-^K 2 
-p<^;b-5- ( 1 -^>^>;^;u^-;u3b;i/M^^;i.) -3- (4- {2-y 
xr.;uxx-;u) -ok-;!/. 3 - (2, 4 -l;^dd^>£^;!/) - 

5- -2-7'Di^;U'f > K-;Us 3- (2, 

4-i^^oD^>i;;i/) -2-^^;i/-5- ( 2 -f•:t7x>;:<;^:^^-;^*;l/y^- 
^'r;^) >f'> K-;^^ 3- (2. A~'y^tiU^>V)\^) -5 - ( (4-^ 

i:/^>-t?>) ;:^;u:^-;u;*3;u>''?^'i';u) -2 -p<^;u-<> K-^u^ 5- (^>-tf 
>x;i/7^-;u^;UA^^;i/) -3- (2, A-i/^ uu^yi>}\,) -2-xf-;u 
•<>K-;u, '3- ( {A-Cfuu^v^jy)y-Z-^ }\,) -2-^^ 
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^-;u*;i//^^>r;i') -ok-;!/. 3- (2, 4 -t^^DD^>i;;i/) -2-;^ 

(2, 4-i>*^PD^>i;;u) -2-^^;i/-5- ( h 'J7>ii/:tn^^>;:^;i/;^ 
-fyK-;!/. 3 - (2, ^-iy^un^yvjv) -5 - (2 
, 2 -i:;y^;!/rD/^>;^;i/;^-;u:*7;i/A^>r;i.) - 2 -^^;i/>r > K-;k 3 

- (2, 4-v^'DD^>i/;i.) -2-^^;b-5- ( 8 -^yj 
:^;u>'N-^>f ;u) ^ > h--;w 3 - (2, 4-i/^uu^yi/)i) -2-^f-;u- 
5- ( (2-7x-;bx^>) 7.Jin-^::z}\,tjjVj%^^ji) K-;bv 3- (2 
, 4 ->?^oD^>'i;;u) -2-^^;i'-5- (a- h;i/x>;^;u:tT-;i/;b;w^ 
^-Y;!/) ^vk-^u. 5 -^'i7D^:^-y->x;i/;^-;u*;i/n^^;i/- 3 - (2, 

4- s^^'DD^>>?;i/) -2-^^;i/>r>K-;k 5- (3-^Dn-i-rD 
j^yx)V^^=.)]/ti)i/i^^}V) -3- (2, 4 -i^^DD^>i;;b) -2-^^ 

3- (2, ^-i^^au^^i^ji) -2-^^;u-5- (rn/^ 
A- 1 ^'>H-;u, 6- { 1 -r^ >7.jin-^:=.JVi3 
-2- (2, A-'J ^ uu^>i/}\,) - 3 > K-.'K 1 

- (2, 4-i^i7DD'^>s;;i/) -3-^^;i/-6- ( 1 -^v^' 

>r>K-;i's 3- (2. 4 -i^^a □^>i^;u) -2-^^;i/- 

5- ( (4-;<^;L'^>-tf>) x;L':t;-;u*;i/;'C€>r;i/) ^^K-^i/^ 3 - (2 
, 4 -i;^nD^>i;;i/) -2-^^;b-5- ( (4 h p^>-i?>) 
-;i/:^;i'>'^^>f -r>K-;k 5- ( (4 -;7PD^>-t?>) x;L'^-;u;t7;u 
J^^^M -3- (2, A-i/^uu^y'J}\^) -2-^f-;i/'f > K-^k 5- 

( (3-^DD/o-tf>) :^;i/:t^-;i/:*:;uM^^;u) -3- (2, A-'J^uu 
^>v;i/) - 2 > 5- ( (2-^dd^>-^>) 

;b;uy\-^>r;i/) - 3- (2, 4 -i^^^no^^i/^U) -2-;^5^;i'^> K-;u. 
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3- (2, 4-i^^ou^>i/)V) -5- { ,{4-7}V:ta^>-^» 7.)lt^- 
;u;f7;i/M*^'f - 2 > h*-;k 3- (2, 4-i^^DD^>i;;i/) 

3- (2. 4-i^^un^>t/}\y) -2-/f-;u-5- (l-:^7^^^>) 
;^-;i/:;t7;U/'C^-r;u) -OK-^b^ 3- (2, 4 d D^>5;;u) -2-^ 
^;i/-5- ( (2 -;^^;u'^>-tf>) ;^;i/i^-;i/;tj;u;^^-i';u) -r>K-;K 3 

- (2. 4-i^^nD'>^Vi;;i/) -5- (2, ^ -iy ;<^)V^>'^» 7s)l't^=- 
;u5b;bM^^;i/- 2 -^^^b-f > 5- (4-rD^^>-tf >) 
;i/:^j;i/A^'r;i'- 3 - (2, 4-i^^'PD^>i;;i/) - 2 > K— ;k 

3- (2. 4-i^^DD^>i^;i/) -2-;^^;b-5- { (E) ~/3-7.^U> 
;^;U;J^-;i/*>iUM*^'C;i/) >r > 3- (2, 4 -i^^ un^>i?)\,) -2 
-^f-;u-5- ( (4 - t-;i'^>-i?>) ;^;i/:l^-;u:^7;u/^^ >(';!/) -rvh'— ;i/ 
^ 5- { (4-7x-;i/r^/^>-l?>) ;^;i/1-v-;u:*7;i/A^^ju) -3- (2. 

4- i^^oo>^Vi;;u) -2-^f-;i/'i'>h*-;u, 3- (2, 4-i^Pnn^> 

-2-^^;i/-5- ( (4 - h 'J 7;u:to/^;i/^>-t?>) 
;i/>'N'^-r;i') -r>K-;k 3- (2. 4 ->?^7dp^>x;i/) -2-^^;p-5 

- ( (4 1 1 -x>) :^;w;^-;i/:^7;i/M^>r;u) > K- 
;K 3- (2, 4 -i^^Dn^vi;;^) -5- ( (3. 4->?/ h^iy^>-^> 

) :;^;i/:^-;i/5!7;uM-^^;b) - 2 -^^;u>r > h'-;i/, 5- ( (4-t-r^ji^ 
>-t?>) ;^;^:^-;^:^J;^>'^*^'r;^) -3- (2, 4 -ii/^n D^>y;u) -2- 
> 3- (2, 4-v^'PD'^>i;>ii/) -2 -/5";i/-5- ( ( 

3- ^f-;u^>-tf>) ;^;i/^-;u:^;i/A*^'f ;u) 'f>h•-;^^ 3- (2, 4-i? 
^ati^>iy)\/) -2-;<^;i/-5- ( 2 ^' - ^ 
'r>K-;u^ 3- (2. 4-i;^^DD^>i/;u) -2-/^>'U-5- ( (4-7 
x-;u/^>-tf>) ;^;u^-;i/*;i.A^>f ;u) >r>K-;i/, 3- ( (2-^dd- 

4- 7x-;l) ^ >->*;!/) - 2-;<^;i.-5 - ( ;^;u 
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t^-JVti)\,j^^^)l) ^>K-;i/. 3- (2-^Pa-4-7x-;i.-;>i;;i.) 

(-<>-i?>;<;i.;t;-;i/^;U;^^^;i,) -3- ( ( 2 - ^ D D - 4 - 7 x ^ 
>9Ji) -2-/^;i'^>K-;k 3- (2, 4-i^^au^>i;ju) -5- ( 

- ( (4-n-y^;i/-;>-ti>) 7.)Vt^~ji^i3)iJ^^^)i) -3- (2. 4-i; 
^DD-c>i;;u) -2-^5^;u^'> 5- ( ( 4 -n-^ h^i/^>-t?> 

) -3- (2, 4-i;i7op-<>i;;i/) -2-^f-;i. 

-r>K-;k 3- (2, 4-x^7DD^>-/;u) -2-pt^;bf^3|--5- ( (1 

;u:J^-;u:^j;ua--=ey;i/) -3- (2. 4-i;^^DP^>s/;b) -2-/=^ji^:i' 
^>h*-)ls 3- (2. 4-i;^DD'^>i;;u) -2-p<^;i/^:!|--5- (1- 

3- (2. ^-V^uu^yi? 
-2-^f-;i/-5- ( (1-- ^>>S7_i, 3-s;x>) x;u4^-;i.*i;u^^^ 
-r -r>K-;i/s 5- ( (2-^^p7'di^;i/x^u>) ;^;u4vii;u:17;1/M^ 
-f;!/) -3 - (2, A-V^uu^yv)\/) -2-^^;i/^> 3 - (2 

, 4-i;^pp-<>i;;i/) -2-^^;u-5- (.(4-^^;u- (E) 

7s}\'t^=.}\^ti}\^j'^^^ }\,) 3- (2, 4-s;i7PP^>i; 

-'l^) - 5- ( (4-^ h=^ri/- (E) -)5-X^L/>) 7.}l^^=.}\^i:i)\y)^=^^ )\^ 
) -2-^^;b'r>h'-;K 3 - (2, 4-'/^pp^>i;;i/) -2-^ h:^^/ 
^^;u-5- ( 1 -'^>^>;^;u;tt-;u:^;i/M^^;i/) 3- ( (1 

-yu^±y^\yy-2->()\^) -2-;<^;u-5- ( (E) -^-7. 

^u>) ;^;i/^-;b:ti;i/>'^^'i';i/) ^'vk-vu, 3- ( { 1 -7'p^:^7^u> 
-2->r;i/) -2-;<^;i/-5- (4-t:-;i/^>-i:» x;u;^-;u;b 

^u/^^-Yvu) >f>K";k 3- ( (l-yp^t7^'U>-2--r;b) 
-2-^^;u-5- (p- ^>'^x>;^;^;^;-;^7^7;^>»^-^>^■;^) ^vK-^k 5- 
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(^>-lf>X;i/:t^-;u:*7;i/A^^';u) -3- ( ( 1 -^p^ :^7^ U >- 2 

>y;u) -2-^^;i/-5- ( (E) -/5-;<f-i/>;:^;i/;j^-;u;b;uA^>f;i/) 
K-;k 3- ( (2-^Dp-4-7x-;i.) -^>i;;i/) -2-^^;i/-5 
- ( (4-h:-;i/^>-t?>) Y>h*-;K 3 - ( (1 

-yD^:h7^u>-2->r;u) -2->^;U-5- ( 

i-^>) -rvK-^k 3- ( (2-^00-4-7 

-2-A^Jl-6~ (p- h;ux>;^;i.;^-;u;Fj>'l/>'^^-f ;u 
) 3- (4-rD^-2-^^D0^>i;;u) ~2-A9-)1-6~ ( 

DD-^>i?;U) -2-^^;i/-5- (2- (5-^DP^x-;u) :;;;u;tT-;u;b 
-Y^K-;!., 3- ( 2 -i^ dd- 4 h D^>i;;u) -2-/^ 

;U-5 - ( 1 -^>i5'>;<;U:tT-;b:^;i.A^.f;i,) ^ > i5^tJf3- (2 

-:!7pp-4- (2-7x-;ux7^-;u) /^>i;;u) - 2 f-;!/- 5 - (1- 

^/i. ^ (V) T-a^nS-O K-;u^ag<$:coM^^?5fcur{i. 1- (2-^ 

(2-^PD-<>i;;i.) -2-^^;u-r > K-;^. 1- (t:7x-;i. 
-4-'i';u>^;i.) -2-x^;u-6-^ h:^i/:^;u:tfr:;u^>K-;K 1- ( 
l:^7xx;u-4-'T;i/^^;u) - 6 2 -x^;i/^ > k-;k 1- 
(2, 4-i;^^pp^>>?;u) -6-/ h + i/;b;^;^^x;^-2-^5";n'>K- 
;^^ 6 -*;i/:t?:^i/- 1 - ( 2 , 4-i;^DD^>i;;i/) -2-^^;i/'f >h* — 
;k 1- (2, 4-i^^DD'^>v;i,) -2-x^;i/-6-^ h:^i/;b;i/;tfx;L. 
^>K-;i/. 6-:*j;u:|f^;:/- 1 - (2, 4 □ p^> v;u) -2-xf-;i. 
^' > . 1 - (2, 4-i^'^pp^>i;;L-) -6-^ h^i^±i)\^:f^-}\,^ > 

6-":^;i/:n:Srv-l- (2, 4 -i^^:? □ P'^>i;;i.) ^ > 3- 
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(2, 4-i;^^DP^>i;;i/) -5-^ h^^';b;u4f-;i/>r>K-;K 5-ti)i 
ry^iy-3~ (2, 4-^^DP^>i;;i/) ^ > K-;k 1- (2, 
u^>V)l) -5-^ h=^i/:d;i/:t?-;i/^ > 5 -*;i/:tt:^S/- 1- (2 

, 4 -i^^DD^>i;;u) ^fvK-^W 3- (2, 4 -i^i^PD^>i/;i/) -5 
h:^^:*j;U:|f:i;i/-2-^^;i/^> 5 3 - (2. 4 

-i^^nu^>i/)V) -2-^5^;i'>r>K-;v, 3- (2, 



(2. 4-i^^uu^>i/)i) - l-^^'^u-fv K-;u. 3- (2. 4-i;<:^D 
P^>>?;b) -6 - h:^S/;t3;U;t?-;b) - 2 - ^ > h'-^K 3- (hT 

7x-;i/-4-^';i/;^^;i/) -5- h:3fi/:^;i/;t?-;u) -2-^^;i/^> K 
";K 3- iZ-^uu^yVJi) -5 - (pt h:^i/:^;b:tf-;u) -2-^^;!. 

3- (2, 4~i^^UQ^i^^j^ }v) -5- (p< h:^>>5t7;u:n-;u 
) -2-^f^;i/>r> 3- ( 4 -'^t>i^;i/:;r^i/^>i/*;u) - 5- h 

^iyti)ini=.JV) -2-^f-;H'> 3- (2, 4 - i^^' P P'^Vi^;!/) 

-5- h^i>A;u;n-;u) - 2 -rpt^;i/>r > 3~ (2. 4->'^' 

DP-c>i^;u) -2-j:.^;u-5- har>>:*7;u^-;u) 3- ( 

2, 4-i^^aD^>'y)l) -5- {^h^i^i3JVr^:^Jl) 3-( 
1 -:rp^:h7^U>-2-^';i'^^;u) - 5- (X y^i/tiJV^^:=-)V) - 2- 

^f-;i/>r> h*-;u^ 3- ( (3-;^pntui;>-4->r;i/) -5- ( 

^ h^i/:b;i/^-;u) -2-^f-;u^>K-;u, 5- h^i^i3)vr^:^)\^) - 
2-^^;i/-3- (4- {2-7x-;i.xx-;i/) '^>i^;u) ^>K-;k 3- 
( (4-^'pp>(' v:^ry U>-3->f;u) - 5- h :^-i/*;u;t^-;u 

) -2-^f-;i/-r> K-;k 3- ( (4-yp^-< v:^>";>-3--f 
;t/) -5- h:^^/:^;!/^-;!/) -2-^^;n'>K-;i/s 2- (2, 4-^' 
i7PP'-i>^/'1';U) -6- h^i>;b;i/:tf-;i/) - 3 > K-;w 1 
- (2, 4-V^DP^>^:^;u) - 6- h + v;^7;^^-;^) -3-/^;i/^' 
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>K-;i/. 3- (b:7x-;i.-4-^;i.^f-;u) - 5 2 -pi 5^>iu 
'r>K-;^^ 5 -:^;u:tf:^i/- 3 - (2-^7DP^>i;;i/) - 2 > k 
5 3- (2, 4-i/^va^>'J^)]/) -2-^^;i.^> 
3- (4-^>i;;i/:t=^s^^>i;;i/) - 5 -:?t3;^:?t?:if i/- 2 -^^;i/'t' 
>K— 5-:*j;i'^=^f^S/-3- (2, 4 -i^i^ d -2-rDt:;i/ 
'r>K-;^^ 5-:^7;L';n:^-i/-3- (2, 4->?^DD^>i;;u) -2-xf-;i/ 
>r>K-;K 5-;tj;U:t^=^rX-3- (2, 4 -i/'^'DD/^>i;;U) 

3- (l~ra^i-y^\y>-2-^ JV/^jv) - S -tui^^^i^- 2 - /^^ji. 
>r>K-;K 5-:tj;i/Tt^^i/-3- ( { 3 - □ n g i;> - 4 --f;!/) 
) -2-^^;^- > K-;w 5-:^;u4<^i/-2-^^;i/-3- (4- (2-7 
x-;i/x-rri;u) ^>>f;i/) ^' > H-ju, 5 -:^;i/7tf:3^i/- 3 - ( (4-:>pp 
v^y'J>-3-^;b) - 2 -^^;i/>r > 3- ( (4-:^n 

v=^y V>-3-'f;i/) -5-:^;i/:t<^i/-2-^^;b^ > K-;u 

^ 6-:*7;i/:t?^i'- 2 - (2, 4-i^^uti^>i/ji) - 3 > K— ;i/ 
. 6 -^;u;t<^i/- 1 - (2, 4 -i/'^^DD^vi!/;!/) -3-^^;U'i' > K— ;u 
. 3- (2-i:7DD-4-7x-;i./^>i;;u) - 5 h + 2 - 

^^;u>('>K-;K 5-:^;i/:t^:^i/-3- (2-^'Dn-4-7x-;b^>i;;i/ 
) -2-^5^;!/-r > K-^k 3- (2, 4-i;^DD^>i;;u) -5->f^:^.> 
:^;i.:t?-;i/-2-^^;i/^;r>r > K-;i/. 5-:f7;u4^:^i^-3- (2, 4-i^^ 

DD-^>^v;i^) -2-^f-;b^;r>r > K-;^ 3- (2, A-'j^uu^i^i/}\, 
) h=^i/:*3;u:n-;u-2- > K-;bSt55 

(2, 4-i^^:7DP^>>:;;L.) -2- h:^ri^^^;i/) >r>K- 



wo 98/15530 



PCT/JP97/03592 



41 

-^im {m^m\^m^. mm^nmmm. mmm^mm^^) . ^y7.^)ym, 

A. Kobberling-Dunniganj^fgp. SeiiHtfgp, Lawrence^fgps Cushingj^lgg^ 

> i^jfiiffi^. ^e){c:iicGMP-PDE (i|^tcPDE-v) m^nm 
. w-mmwim. ifa^M^ftffl. ^mmmummm. 

mwmtm.. nm.m\!^mnm. mmm^mm$^. mm^^nn. n^^^i 

a 

^nmo:>m^m\<omt\.xm^mo mmmnwtmi mi. wm. t^r^ 
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^^-f-s -tf^^v. -^^^>. ^m^i^. i^titm 

kg. SSii^^^co^-^ 0 . 1-1 Omg/kg^c-Bt:i-4[5l^4t*-5o 



El His -fb^tl (3 0) - (3 4) 0fb^iC4^fl2I-eS>So 
^2tt. ft^tl (35) (39) (^fb^SCS^t^'^^^^o 
E13li. fb^tl (4 0) - (4 4) c^fb^SC^^-r^T^^o 
I2l4t±. {b^t! (4 5) - (4 9) (Oit^^^^.tm-^^^o 
H 5 fcfc. -fb^tl ( 5 0 ) - ( 5 4 ) C0{b^^^^ tllT35 
m 6 li. fb^1^3 ( 5 5 ) - ( 5 9 ) (Dit^^^Tf^tmX'^ So 
121 7 (i. -fb^tl (6 0) - (6 4) (Dif^^^Tjktmr^^o 
m 8 (i. -fb^i^ ( 6 5 ) ( 6 9 ) (Dit^^^mtmx^ 5o 
^9I±. -fb^i^ (7 0) ~ (7 4) <Dit'^^^7s<tm'(!^^. 
EI 1 0 li. fb^^ (7 5) - (7 9) <Dit'^^^mtm-^$>^o 

mi i\t. fb^ti (8 0) - (8 4) 0it^^^9j<tmx';^^o 
mi2\t. ih^^ (8 5) - (8 9) (Dit^^^Tjitmr^^o 

mi3l,ts ih^^ (9 0) - (9 4) (Dit^^^TjitmX^^o 
Ell 4tt. ib^tl (9 5) - (9 9) (Oit^^^TjitmX^^o 

mi5\t. it^^ ( 1 0 0) ( 1 0 4) wt^^^mtm-c^io 
miS\±. it^^ (10 5) - (10 9) (D^t^^^mtmx^^o 
IS 1 7 lis it^^ (1 1 0) - ( 1 1 4) (Dit^^^fntmX'^^o 

mi aii/Vb^ti (1 1 5) - ( 1 1 9) Mt^^^fKtmx'^^o 



wo 98/15530 



PCT/JP97/03592 



43 



11 9\t. it^m (1 2,0) - 

12 Oti. it^^ (12 5)- 
1 2 1 tt. it^m (13 0) - 
12 2{±. -fb^tl (13 5)- 
1 2 3 li. it^m (14 0) - 
12 4 a:. <t^^ (14 5) - 
1 2 5 {b^tl (15 0) - 
1 2 6 ti. <t^^ (15 5) - 
1 2 7 tt. ib^^ (16 0) - 
12 8tt. it^m (16 5)- 
1 2 9 ti. it^^ (17 0) - 



12 4) (Dit^'^^Tjktmr^^o 

12 9) (Dih'^^^mtmX'^^o 

13 4) (^fb^^^^1-lX-S5 5o 

13 9) £^'fb^^^^x-rir-$>So 

1 4 4) (7){b^^^£^-riTfe^o 
1 4 9) Ofb^^:^=£^t-lT-35 5o 
15 4) 0^b^^^$if^tl•e^5o 

15 9) (Dit^^^fntm-^^^o 
1 6 4) (D{b=¥^^^^-riT3DSo 

16 9) (Dit^^^mtmr^^o 

17 3) (^fb^^^^^fc^>riT-&5o 



<m'^mi ; 4- (2-;d-^vrDt:;i') -3--hP$m#®;<^;b> 
US-5212195£0:^ii-e^^iaLfcE-4- ( 2 - ^ ^ t^-;u) -3-:^ 

ho$,t#^^^;i' (5.0g) i:t'Jv> (2.6iDl) (7)tg{b^^U> (60id1) ?gf«tc 
igitr'\:^}V (2nil) ^^D^. ^iaT•20S$r^^tl^PLfeo 7K^;tlD^rSiiE;$^^± Us 
^mm^mmbtzo ^^CCl. 4-i;:t:^r-y-> (ZSml) ^tK (laml) i£j!lD;lTl6 

: -^=^-ft>/&^^x^;i/ = 2/l) ■ei^l![tSc:i:CJ:'3s 4- (2-:t 
:^vrDtr;i/) -3 hp^m^^pif-^u (4.i2g) &?#fco 
[{b^^(?3i^t4] ■ 

'H-NMR(CDCl3, : 2.35(3H, s), 3.97(3H, s), 4.19(2H, s), 7.37{1H, d, J 
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=7.9Hz), 8.24(1H, d, J=7.9Hz), 8.75(1H, s)o 

4- (2-:!l-^V7-Dt^;U) -3--hD$,il#^^^;u (3.86g) . Mit^ ( 

9.og) (40ml) (om-^T^m^^v-czmmmnLtio mii^^mi^s mm 

'\^1^>/@^S?x^;u=3/i) TUSi-rsciitcj^o 6-/ h ^>>:^;^;^^-;^- 
2 > K-;i/ (0.890g) ^mtzo 

•H-NMR(CDCh, 6) : 2.46{3H. s), 3.90{3H, s), 6.25(1H, s), 7.48(1H, d, J 
=8,3H2). 7.72(1H. dd. J=1.4Hz St; 8.3Hz), 7,97(1H, s). 8.39(1H. brs)c 

<MMmi ; 1 - (2-i7DD^>i/;u) -6-/ h^i^tjJl^^^JV- 2 - 
;<^)U-(> h--;U (3 0) 0^J^> 

6-^ h^'>*;i/;n-;b-2-X^;u-r>H-;i/ (0.89g) . ^it2-'!7nu^ 
yV)\f (l.45g) . j^^*'J'i7A (0.780g) my^, N-i/*^^;u:^;uAr ^ K (2 
ml) £O?g^tl^80'CT-18ff§TOJ^Ufeo ^jyi^£^lKag5&UTf#e>nfe^ii^'> U 
:^'y;i/:<7^A^DT h^77^- {^^m : ^^"ttV/^ P dt^^I/A = 3/1) 
trJ^^fSChtcJ; (3. 1- (2-i'DD^>i;;b) - 6 h ^^t-i^^^^i/^t^-^u 
-2-;?<^;i/-f > ( 3 0 ) (0.660g) $f#;to 

Wb^iK3 (3 0) ©^fi] 

•H-NMR(CDCh. d) : 2.35(3H. s), 3.88(3H, s). 5.41(2H, s), 6.17(1H. d, J 
=7.8Hz). 6.42(1H, s), 7.02(1H, t. J=7.6Hz), 7.18(1H, t. J=7.1Hz). 7.42(1 
H. d, J=8.0Hz), 7.58(1H, d, J=8.3H2), 7.80(1H, dd, J=1.2 IkXf 8.3Hz)o 

<%mm2 ; 6-*;i/4^:^i/- 1 - (2-^7DD^>i;;i.) -2-^^;U'< 
> (3 1) <r^^^> 

1- i,l-Ouu^y\/)\,) hi^i:/:^;i/TK-;i/-2-^^;U'f >K- 

;b (0,630g)\ 10%7K^^b:M^Ue7A7K^f(fe (2.7g) . 7K (1.8g) . StJ^x^y 



• 




wo 98/15530 



PCT/JP97/035W 



45 



(7.0g) C0ii^^i£2.5B#P^ii5fELfco ^B'^. 10%ii^7kr-pH4tcl^iF 

>i^)\^) -2-^^;t/^>K-;i/ (3 1) {Q.ms)^mco 

lit^^ (31) i0tlt4] 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 2.35(3H, s), 5.53(2H, s), 6.13(1H, d, J=7.6Hz). 6. 
46(1H, s), 7,15(1H, t. J=7.6Hz), 7,28(1H. t. J=7.6Hz), 7.54(2H. t, J=8.3 
Hz), 7.62(1H. d, J=8.3Hz), 12,49(1H, brs)o 

t/)l) - 2 - ^ ^;b>f > K-^b (32) (D^^> 



6-ti)i^^^^i^~-l- {2'"^uu^>i;}l).-2~A^)l^>\'-)\^ (0.47 
Og) CON, W-i/A^Ji^t^JVIxTK K (lOml) ^fSCN. r -tDl^n^JVi^^ I V'J 

-jv (o.508g) ^hu^. ^mx'mmmn\^tzo ^v^r^>'tf>;^;^^>T^ v ( 
o.493g) i:i;rifb:i/^^n'i7>x-b> (o.477g) ^m^. mvt^nm^mnLtz 

;v) -1- (2-^nn^>Vji) - 2 > K-;u^l#fco zfi^'pm 
izx*). 6- (^>■t?>;^;l/:^-^-;^:^7;l/>'^•^>r;^) -l- (2-^ao^>i^}V 

) -2-;^5^;i/'f (3 2) (0.440g) mtzc 

lit^^ (3 2) ©ifeltl] 

'H-NMR(DMS0-d6. 6) : 2.30(3H, s), 5.50(2H, s), 6.05(1H, d, J=7.7Hz), 6. 
45(1H, s), 7.14(1H, t. J=7.6Hz), 7,29(1H, t. J=7.7Hz), 7.48-7.68(6H, m), 
7.89-8. 01(3H, m), 12.22{1H. brs)o 
<WMm3 ; 4- (2-;t:^rVr^;U) - 3 h D^m#^^ ^.'U> 

^ii^Jl^??;^^^tc^^^^'^^ E-4- ( 2 ->';^^;i/r ^ > t:-;u) -3--hn$ 
m^^^^.'i' (6.30g) . t:'Ji;> (3.2ifll) . ^{brDt:;^--;u (3.26g) . S 
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v^mitj^^u^ (BOmi) 0m^m^\mmm^mm.u m^xi, 4-^^^^^^ 

-ND$mir^p«^;U (5.63g) ^mzo 

'H-NMfi(CDCh, 6) : 1.12(3H, t, J=7.3Hz), 2.65(2H, q, J=7.3Hz), 3,97{3H, 
s), 4.18(2H. s), 7.37(1H, d, J=7.9Hz), 8.22{1H, dd, J=1.7 RV^ 7.9Hz), 
8,73(1H, d. J=1.7Hz)o 
<Wj^m4 ; 2-x^;i/- 6-^ h^i>:*j;i/^-;i/>r > H-;u> 

;i/ (5,60g) StJfjiTciX (13. Og) 2~x^;u-6-y h^i/i3jvr^=i)l^ 

> K-^iU (2.55g) ^mtzo 

•H-NMR(CDCl3, <5) : 1.37{3H, t, J=7.6Hz), 2.83(2H, q, J=7.6Hz), 3.92(3H, 
s), 6.30(1H, s), 7.53(1H. d, J=8.3Hz). 7.76(1H, d, J=8.3Hz), 8.05(1H. s 
), 8.20(1H, brs)o 

<nmm4 ; 1 - (t:7x-;u-4-'l';i/^^;i/) -2-x^;i.-6-^ h 

> (33) f0^fifc> 
nMmio:^^^m\ 2-x^;i/-6-^ h^>':^>iU:1^-;!/^> h*--;u (2. 
55g) ^ ^<b4-e7xx;u^^;i/ (4.00g) >!fcrr^^:^ 'J A (2.07g) 
(t:7xx;i/-4->r;i/^^;v) - 2-x^;i/-6-^ h:^-i/:^;u:^?x;i/^ > K 

( 3 3) (2.50g) ^mco c:co*)COttii^c«ccoSif&Cffli.>fco 
<IIM^j5; 1- (h:7xx;i/-4->f ;u^^;i/) -6~ti)]/n*^^i^-2- 
x^;n' > H-;u (34) (D^^> 

nMm30y5^icm\ 1- (h:7xx;i.-4->f ;i/^^;i/) -2-x^;u- 
6-/ h:^r^;6;L'7Kx;n'> (2.50g) 1- ( t:7 xx;u- 4 
- 6 -±r;u^^i^- 2 -x^;u^ > ( 3 4 ) (1.29g) =£:f§fco 
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lih^^ (3 4) <D^m 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) 1.26(3H, t. J=7.5H2), 2.76(2H, q, J=7.5Hz), 5.30(2H, 
s), 6.24(1H, S), 7.35-7.74(llH. m), 7.94(1H. s), 12.57(1H, brs)o 
■<^Mme ; 1- (l^7x-;u-4-'i';L'pif-;b) -6- {l-r^>7.)i 
- 2 -x^ju^ > k-;1/ (3 5) <D'^m> 

i^-2-x^;i/-<> K-;!/ (0.400g) . N, -i3J\^n'^-)li;^ IV'J-Jl (0.3 
65g) . l-r^lyXJlr^r^Tl K (0.309g) at^^i^'rif tTv-^? D»j7 >7^-tr > (0 
.343g) A*t>l- (t7x-;u-4--f JU><^;U) -6- {1 >XJV^^:z)\, 
tjJlJ^^^)\y) -2-x5^;i.^>K-;u ( 3 5 ) (0.360g) ^ntzo 
[fb^tf (3 5) cotl^4] 

'H-NME(DMS0-d6, 6) 0.86(3H, t, J=7.4Hz), 1.23(3H, t, J=7.5Hz), 1,37(2H. 
m). 1.64(2H, m), 2.70(2H, q, J=:7.4Hz), 3.28(2H. m), 5.31(2H, s), 6.17(1 
H, s), 7,39(1H, t, J=7.4Hz), 7.43-7.51{3H, m), 7.59(2H, d, J=8.2Hz). 7.6 
6-7.72(3H, la), 7.75{2H. d, J=8.2Hz), S.lKlH, s), 11.96(1H, brs)o 
IR(Nujol) : IBSOcr'o 
. mp : 71-83'Co 

<^Mm7 ; 1- (2, 4-i?^Da^>i/}l) -6-^ h^i^tiJin'^r.Jl 
-Z-Zi-JV^ y K-JU (3 6) £D^^> 

nmmi(D:^mf,zm\ e-^ h^i^:^;u^-;i/-2-^^;u>f >k-;u (1. 

59g) . Jifb2. 4-i^^DU^>i;)V (2.14g) . ^mti^J'^A (1.51g) StA3 
(1.26g) A^f) 1- (2, 4-i^^DD^>i;;i.) -6-7« h+i^ 
:*3;u;tf-;u-2-^^;U'i'> h'-;!/ (3 6) (1.71g) ^mtzo 
[fb^^ (3 6) <^M±] 

'H-NMR(CDCl3, (5) : 2.31(3H. s), 3.94(3H, s). 5.29(2H, s). 6.11(1H. s), 
7.26(1H, dd. J=2.0 RXJ^ 8.2Hz), 7,32(1H, d. J=8.1Hz). 7.48(2H, m). 7,76( 
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IH. d. J=8.3Hz), 8.02{1H, s)o 

<nmms ; e-tui^^^i^- 1- (2, 4-i^^au^>t/ji) -2-^ 

f-;i/>r > K-;b (3 7) £;o^g£> 

UMm2<Dl5m^m\ 1- (2, 4-i^^^DD^>i;;i/) -6-;< hJpi/* 
;U;}f-;u-2-^^;i/^'>K-;u (1.70g) 6-:Jb;i/;tf^5/- 1 - (2, 4- 
'>'^Dn^>i?;i/) -2-/^;U'i' > (3 7) (1.21g) ^mtco 
[<t^^ (37) 

'H-NME(DMS0-d6, 6) : 2.35(3H, s), 5,35(2H, s). 6.22(1H, s), 7.45-7.50(2 
H, m), 7.55-7.61(2H, m), 7.74(1H, d, J=2.1Hz), 7.87(1H. s), 12.57(1H, br 
s)o 

<^M^d ; 6 - ( l-:r^5'>x;i/:^-;u^;i//'?^^;i/) - i - (2. 4- 
i/^an^>i/)]/) -2-/^;i/-r> (3 8) <D^^> 

nmm30y5mzm\ G-tui^^^'y- \- (2, 4-i/paa-<>i/)\,) 

-2-^^;i/'f (0.370g) . N, N*-:^;i/^-;Ui^'f (0.269 

g) . l-r^'>;^;I/:^>r^ K (0.228g) JScXfi^-r'^\fi^^ts^>7=-^> (0.2 
53g) 35^^)1- (2, 4--;^^DD^>v;i/) -6- ( 1 - 
M^^f;!/) -2-^f-;i/^> (3 8) (0,270g) ^f#fco 

[{b^i^ (38) (O^m 

'H-NMR(CDCh, 6) : 0.90(3H, t), 1.44(2H, m), 1,82{2H, m), 3.10(2H, m), 
5,26(2H, s), e.lKlH, s), 7.20-7. 30(2H, m), 7.42-7.49(2H, m), 7.52-7.59( 
IH, m), 7.97(lH,s)o 
IR(neat) : 1682cm" 'o 

<nMmiQ ; 1- (2. 4-i^^va^>i/)]/) -2-;^^;U-6- (1 
-^>^>;^;u::j^-;u*;uM^>r;i,) (3 9) <d^^> 

m^m3<Dljmicm\ l - (2, 4-i/^DD/^>i;;u) 
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-2-^^;i/-r>h'-;u (0.668g) , N, N' -:*3;U:^-;Ui/>f' ^ (0.649 
g) ^ 1 -^>'$^>7.)Vt^>r^ K (0.605g) St/S^Tif t:S/i^D'j7>7^-b> (O 
.609g) fy^iol- (2, 4-i^^au^>i^jl) -2-;<5^;u-6- 
>;^jl/;^-;U:^;i/;t^>r;i/) ^ > (3 9 ) (0.482g) $f#:feo 
[<b^tl (39) <DM:^] 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 0.85(3H, t, J=7.3Hz), 1.30(2H, m). 1.39(2H, m), 1. 
72(2H, m), 2.28(3H, s), 3.53(2H. t. J=7.7Hz), 5.43(2H, s), 6,23(1H, s), 
7.51(1H, dd. J=2.0 8,2Hz), 7.53(1H, d, J=8.4Hz), 7.59(1H, d, J=8.4H 
z). 7,61(1H, dd, J=2.0 RV^ 8.2Hz)» 7,77(1H, d, J=2.0Hz), 8.04(1H, s), 1 
1.94(1H, s)o 
IR(neat) : 1685cin''o 

<'^Mmi 1 ; 1- (2, 4-i/^un^>i^)V) - 2 e - A f. 
^i/ti)l^^:i)\/^ > (4 0) (D^^> 

mMmi(0:^}^iz'm\ 2-xf-;u-6-X h^i/:^>'bJt^-;u^>K-;u (4. 
88g) . m<t2, A-V^VU^yi?)V (6.10g) . ^gTAVe^A (4.31g) StTS 
(3.98g) t^^l- (2, 4-i;^DP^>>?;i/) -2-x^;i.- 6 
h:^'>:fa;i/:}<-;U'f y h'-;U (4 0) (2.70g) $f#fco 
[<b^i^ (4 0) (Dtltf] 

'H-NMR(CDCl3, 6) : 1.33(3H, t, J=7.4Hz), 2.64(2H. q, J=7.4Hz), 3.89(3H, 
s), 5.37(2H, s), 6.08(1H, d, J=8.4Hz), 6.45(1H, s), 6.99(1H, dd, J=2.0 
Rri 8.4Hz), 7.45(1H. d, J=2.0Hz), 7.61(1H, d, J=8.3Hz), 7.81(1H, d, J=8 
.3H2), 7.88(lH,s)o 

<%mmi 2 ; 6-:^;u:n+i/- 1- (2, 4 -i^^u n^>i^JV) - 2- 
x^;u-< > K-;v (41) o:)^^> 

nm^^i2oy5mf.^'ifti\ i- (2, 4-'>*i7DD-^>i;;u) -2-xf-;u-6 
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h:^e/p(7;U^-;v-<> (0.959g) d^e)6-:fe;^^^v- l- (2,4 
-i;^7up/>c> ->*;!/) -2-x^;i/>r >K-;i/ ( 4 1 ) (0.837g) ^f^jto 
Mb^ti (4 1) (Di^m 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 1.24{3H, t. J=7.4Hz), 2.67(2H, q, J=7,5Hz), 5.53(2 
H, s), 6.09(1H, d, J=8.4H2). 6.48(1H, s), 7.26(1H, d, J=8.4Hz), 7.59(1H, 
d, J=8.3Hz). 7.64(1H. d, J=8,3Hz), 7.72(1H. d, J=2.0Hz), 7.88(lH,s)o 
<^mmi3 ; 6- {X'''/^>7.Jl^^:i)lts)V^'^^^)V) -1- (2, 4 

-i;^DD^>i/';i/) -2-:tf-;U'f > K-;!/ (4 2) <d^^> 

-2-:^^}\^^ (0.801g) . N, -ti}]^^s:^}\^i/ ^ I ^'J-)V (0.567 

g) s \-^^y7.)\^^^>Tl Y (0.480g) St/i^rif t:i/^D'i7>7^-b> (0.5 
33g) iy^b^ - ( l-y^'>;^;i/:^-;i/;b;i//^^-r;u) -1- (2, A-i/^uu 

-2-x^;u^> K-;i/ (4 2) (0.220g) ^mtzo 
l<t^m (42) coi^^i] 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 0.84(3H. t, J=7.3Hz), 1.22(3H, t. J=7.4Hz), 1.38(2 
H, m), 1.64(2H, m), 2.63(2H, m), 3.48(2H. m), 5.51(2H, s), 6.05(1H, d, J 
=8.5Hz). 6.50(1H, s), 7.26(1H. dd, J=1.9 ^Xf 8.4Hz). 7.63(2H, m). 7.72( 
IH, d, J=2.0Hz), 8.06(1H, s). 11.70(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1682cm- 'o 
mp : 162. 2-162. 7*Co 

7^h^t:KP7^> (30inl) . x^$^y-;b (30ml) fitfTK (100ml) (DW^^im 

iz, E-4- (2-i^p(f-;i'r^ y t:-;i/) -3--hD^.t#^p<^;u (lO.Og 

) RXJ^/U Kn-9-;i/7r^ h^hU-t^A (104.5g) ^ibP^. 70-C-e2B#Pa^}tr4; U/i 
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mmm : ^=3eit>/i^^x^;u=2/i-i/i) X'mmt^zti.z^^. e 

h^ri/:^;i/:t?-;u-f >h'-;i/ (2.79g) ^mtzo 

'H-NHR(CDCl3, 6) : 3.93(3H, s), 6.60(1H, s), 7.37(1H, m), 7.66{1H, d, J 
=8.3Hz), 7.81(1H, dd, J=1.3 RXf 8.3Hz), 8.17(1H, s), 8.52(1H, brs)o 

<nmmi4\ l-(2, 4-9^au^>i^jV) ~6~M^\^^>>^)iyn:zj\, 
-< y K-;i/ (4 3) £7)^^> 

HSfifi?'] i<^:^?£tct!et\ 6-/ h^^:tj;u:^?-;U'<>b'-;u (2.79g) . Ig{fc2 
, A~V^uu^yi/}\^ (4.67g) . i^iJ^U'j^A (3.30g) R-tlB^itti^) ^ h 
(3.96g) 1- (2, A-i/^uu^yV}\^) -6-/ h :^i/*;i/;J^-;u^ > 

( 4 3) (1.97g) ^mtio 
Ut^m (4 3) i^tltS] 

'H-NMR(CDCl3, 6) : 3.91(3H, s), 5.43(2H, s), 6.47(1H. d, J=8.3Hz), 6.63 
(IH, d. J=3.2Hz), 7.07(1H, dd. J=1.3 SlXI 8.4Hz), 7.26(1H. d, J=1.0Hz). 
7.45(1H, d. J=i.5Hz), 7,68(1H, d, J=8.3Hz), 7.83(1H, dt, J= 1.0 SlU 8.4 
Hz), S.OKIH. s)o 

<%mm 1 5 ; 6 -:^;i/;K^>'- 1 - (2, 4 -i^^ua^yi^Jl) > K 
-;u (4 4) C0'^^> 

mmm2<D:&^icm\ i- (2. 4-'ypvt!^>i/)i) -e-^\^^yti 

;i/;t^-;i/>f > (1.67g) t^^ Q -tiJl^^^i/- 1 - (2, 4-i^^uu^> 

>y)l) >r>K-;b (4 4) (1.55g) ^mtzo 
[it^^ (44) 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 5.59(2H. s). 6.61(2H. m), 7.32(1H> d, J=8.2Hz), 7. 
65(3H. s), 7.69(1H, s), 8.00(1H. s)o 

<nil^m 16; 6 - (1 -y^>;^;i/^-;utr;u>'^^^';i/) - 1 - (2. 4 
-i;^DD^>>?;u) > K-;u (4 5) (7)'^gSc> 



wo 98/15530 



PCT/JP97/03592 



52 

>r>h*-;i/ (O.SOOg) . n, n' -*;i/;tt-;i/i^'i' (0.567g) . i-y 

^y7.)ltr^Tlh' (0.480g) Z^tJfi;7'iflfS/^nri7>T=-fe> (0.533g) 

- {i-r^>:^}it^^}\^i3}i^'^=^-( -1- (2. 4 -i^^Dn^>s;;u) 

^'>H-;i^ (4 5) (0.307g) ^f^fco 
[it^m (4 5) ©^t^] 

'H-NMR(DMS0-d6, d) : 0.84(3H, m), 1.38{2H, m), 1.65(2H, m), 3.47(2H, m) 
, 5.57(2H, s), 6.53(1H, d, J=8.4Hz), 6.64(1H. d, J=3.0Hz), 7.32(1H, dd, 
J=2.0 RXf 8.4Hz). 7.66(3H, m), 7.71(1H, d. J=2.0Hz), 8.13(1H. s), 11.79 
(IH. s)o 

IR(neat) : 1694cia-'o 
JMib2, 4-5;i7DD-<>'^^;i/(23.45g). 3^{b:^ U ^ A(47.88g)^r-b N > 

(ioomi)4's ^ur2AmmmnLrco mm'^. t-r^;i/7<f-;ux-x;K3ooini) 

OD'-<>i;;K34.49g)=fe|#/;o 

'H-NMR(CDCl3, (5) : 4.48(2H, s), 7.19(1H, dd. J=2.2 S.SHz), 7.34(1 
H, d. J=8.3Hz), 7.36(1H, d, J=2.2Hz)o 

<^M^J1 7 ; 3- (2. 4-i^^uu^>i^}V) -5-^ h^i/tiJ\^n'^=i 
)\y^> K-^V (4 6) > 

5 h^i/:^;U4<-;L'-r > K-^l/ (17.52g) . B^itZ, A-^J^uu^> 
(34.49g) COi?;t:ir-y->(200inl)^fglC^ibSS (28.09g) =&^i!)PU. 6.5[^Pb^ 

ti'yh^u^V^yy ^- : -v^1t>/IP^x^;u=4/l) T-:lt§!iL 
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tzo ^^tc^=^-lt>/&^^xf-;u>6^f,^jgabrs 3- (2. 4-i^^DD^> 

-5-^ h^^^>tj;i/:n-;n*>K-;i/ (4 6 ) (5.49g)^£:^f fco 
Ut^^ (4 6) cotllf] 

'H-NMR(CDCl3, 6) : 3.92(3H, s), 4.20(2H, s), 6.98(1H, d, J=2.3Hz), 7.09 
-7.13(2H, id), 7.38(1H, d, J=:9.1Hz), 7.42(1H. d. J=1.9Hz), 7.92(1H. dd, J 
=1.5 RtF 8.5Hz), 8.22(1H, brs), 8.31(1H, d, J=1.2Hz)o 
<%M^\\B ; 5-:*7;U:t1^i/-3- (2, A -i/^ uu^>i?)\,) ^ > K 
(4 7) C0^fife> 

lliS«?fJ2<7);^?^tCti£tK 3- (2, A-i>^nu-<.yV}\^) -5-^h^i/:^3 
;i/;tf-;i/^ > K— (5.02g) Af» 5 3 - (2, 4-i;^>DD>^> 
i;;b) ^> K-;i/ (4 7) (4.64g) ^ntzo 

ut^^ (4 7) 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 4.15(2H, s), 7.22-7.24(2H. m), 7.31(1H. dd, J=2.0 
SUf 8.3Hz), 7.41(1H, d, J=8.7Hz), 7.59(1H, d, J=2.0Hz), 7.71(1H, dd, J= 
1.4 IkV^ 8. 7Hz), 8.12(1H, brs), 11.30(1H, brs), 12.39(1H, brs)o 

<%Mm\^\ 5- (l-:r^^>;^;viT-;u:^;i.y\*^^;u) -3- (2, 4 
-i;^nD^>i;;i/) ^rvK-^u (4 8) <o^Wl> 
IIJS^J3cD7^?^Cti£U. 5-^>'iTK^i/-3- (2, 4-i^^nn-<>i^;i/) 
{0.96g) . N, r-:Jb>iUl<-;i/i;^ 5 (0.73g) . 

>;^;i'^>T^ K (0.62g) ^v^'yT^v:i^^u^y7''ty (0.69g) **65 - ( 
1 -7'3?>;^;i/:tt-;i/*>iun^'r;b) -3- (2, 4 -i^^^nn^vy^u) -<> 
K-^U (4 8) (0.19g) ^ntco 
iit^^ (4 8) (D^^l 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 0.86(3H, t, J=7.3Hz). 1.40(2H, m), 1.67(2H, m), 3. 
51(2H. t, J=7.7Hz). 4.16(2H, s), 7.21(1H, d. J=2.2Hz), 7.25(1H, d. J=8.3 
Hz), 7.33(1H, dd, J=2.1 SU^ J=8.3Hz), 7.44(1H, d. J=8,6Hz). 7.60(1H, d. 
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J=2.1Hz), 7.71(1H, dd, J=1.7 ^XI 8.6Hz), 8,28{1H, d, J=l,2Hz). 11.37(1 
H, brs), 11.77(1H. s)o 
IR{KBr) : 1662cm- 'o 
mp : 165.5- 166. 2'Co 
Mass(FD) : m/e 438(M)o 
<lllte^J20; 1- (2, A-V^ux2^yiy)]/) -b-/^V^'^ti)\^^^^ 

y (4 9) c7)-^fi£> 
5-^ h:^i/:^3;U:t^-;U'f > h*-;b (6,49g) . 60%7tc^{b:f- b U •>A(2.24g) 

yV}\^ (8.68g) •kmw^tz^ W^'^imfm.W^. 7K^»Lg^^xf-;uftfimL 

MS^^UXl- (2, 4 -i^^^DD^Vi/;!/) -5-^ h:\^i/^;U:1t-;H'> K 

(4 9) (6.59g) Sfffeo 
Uh^^ (49) 

'H-NMR(CDCl3, (5) : 3.93{3H. s), 5.39(2H, s), 6.49{1H. d, J=8.4Hz), 6.69 
(IH, d, J=3.2Hz), 7.08(1H. dd, J=2,0 RXI 8.4Hz), 7.17{1H, d, J=3.2Hz), 
7.23(1H. d, J=8.6Hz), 7,45(1H. d, J=2.0Hz), . 7.89(1H, dd, J=1.4 8.6H 
z), 8.43(1H, s)o 

<nMm2 1 ; S-ti)ir^^U- 1- (2, 4-i/^uu^y'y)\^) ^ > K 
(5 0) o^^> 

nMm2<Dyjm^zm\ l-(2, A-iy^nu-<>i>)l) -5-?^ V^'yti 
^l/Ttf-^U-O F-^U (5.02g) 7!)^P> 5 -:*7;L'n^='rx- 1 - (2, A~P^nu^ 

'i'>K-;U ( 5 0) (4.52g) ^ntio 
Ut't^ (50) cotlii] 

'H-NME(DMS0-d6. 6) : 5.53(2H, s), 6.64(1H. d, J=8.4Hz), 6.68(1H, d, J=3 



wo 98/15530 



PCT/JP97/03592 



55 

.IHz), 7.31(1H. dd. J=:2.1 RV^ 8.4Hz). 7,45(1H, d, J=8.7Hz). 7.53(1H, d, 
J=3.2Hz), 7.67(1H, d. J=2.1Hz), 7.73(1H, dd, J=1.5 SZJ^ 8.7Hz). 8.27(1H 
, d, J=1.3Hz), 12.48(1H, brs)c 

<%Mm2 2 ; 5- {l~:r^y7s}\^t--)i-h}\^n^^ }V) -1- (2, 4 
-i;^DD^>i;;i/) (5 1) (D^Eg> 

ll^te^J3^D;^&C^^£^.^^ 5 l - (2, A-i?^tiu^>i;}\, 
) >r>K-;b (0.96g) . N. N'-*;U;tf-;L'i;>r ^^^>r-;u (0.73g) . l-r^' 

K (o.62g) stj^i/'rif t:i/^^Dt;7>7=-fe> (o.69g) ^^^,5 - ( 

l-'r^>7.}\^t^::L)Vti)V;'s^^ }\,) -1- (2, 4 - D D^>i/;i/) > 
K-;L' (5 1) (0.44g) ^fffeo 

[fb^ti (51) mm 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 0.86(3H, t, J=7.4Hz). i.40(2H, m), 1,68(2H, m), 3. 

51(2H. t. J=7.7Hz), 5.55(2H. s), 6.64(1H. d, J=8.4Hz), 6.70(1H, d, J=3.2 

Hz), 7.32(1H, dd, J=2.1 RU 8,4Hz). 7.51(1H, d, J=8.7Hz), 7.56(1H, d, J 

=3.2Hz), 7.68(1H. d, J=2.1Hz), 7.72(1H, dd, J=1.6 St5 8.7Hz), 8.31(1H, 

d, J=1.5Hz), 11.83(1H. s)o 

la(KBr) : 1646cib-'o 

mp : 143.8-144.8°Co 
<^3^fi^J7; 3- {2-ir^vru\^}],) - 4 h D^.t^i?^ 5^;u> 
m.^mi(r>l5m^m\ e-S- (a-i^/^;!/^^^ t:-;u) -4--hP$ 

m^^y^;!/ (45.05g) . t:'Ji^'> (23,51g) . (21.20g) . R-CF 

--hu^mm/^j\^ (i9.67g) ^ntzo 

'H-NMR(CDCl3, 6) : 2.34(3H. s), 3.96(3H. s), 4.18(2H, s). 7.95(1H. d. J 
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=1.8Hz). 8.10{1H, dd. J=1.8 RXf 8.5Hz), 8.15(1H, d, J=8.5Hz)o 

wi^mb<Dy5mizm\ 3- (2-:t^vrDt:;i/) -4--hp$.ii#^;^ 

(18.98g) HDlt;i/7r>r h:^h tjr^A (208.92g) i?^5->^ h^i/ 

:fe;U;Jf-;i/-2-^f-;i'-f ^h'-;!. (8.25g) ^mco 

'H-NflR(CDCh. 6) : 2.46(3H, s), 3.92(3H, s), 6.31(1H, s).7.28(lH. d. J= 
8.5Hz), 7.83(1H, dd, J=1.5 RXT 8.5Hz), 8.08(1H, brs), 8.27(1H. s)o 

<'MMm2 3 ; 3 - (2, 4-i?^un^>i?}V) -5-^ h:!iri^ti}\^:n=^ 
;i/-2-/^;i/'f > (5 2) cr)^j5!^> 

^Jtefi^iJi 7<D:^m\zmK 5-^ h=^ri/*;u;n-;i/-2-^f-;i/'^>K-;u ( 
7.57g) . B^it2, ^•'V^uu-\y>y}\, (13,77g) jS^O^iilb^ (11.33g) ts^h 
3- (2, 4-i>*^7DD'^>i:/;i/) -5-^ h^i/:^7;b;K^;i'-2-^^;uY> 
K-;b ( 5 2) (6,97g) ^flfeo 
[fb^i^ (5 2) 

'H-NMR(CDCl3, 5) : 2.36(3H, s). 3.89(3H, s), 4.11(2H, s), 6.83(1H. d, J 
=8.3Hz), 7.03{1H. dd, J=2J mf 8.3Hz), 7.31(1H, d, J=8.6Hz), 7.41(1H. 
d. J=2.1Hz), 7.85(1H. dd, J=1.5 IkXf 8,6Hz), 8.09{1H, s), 8.11{1H, brs) 

o 

<%Um2^ ; h-ti)\^if^^'y~Z- (2, 4 ->=^7DD-i>v';u) -2- 
^^;i/>f>K-;i/ (5 3) <Z5^JEt£> 

llife0!I3co^i£tz^^e^,^^ a- (2,. 4-i^^:7nD^>i;;i/) -5-^h^S/;b 
;i/;Jf-;i/-2-p<5";i/-f>K-;u (1.74g) A^^E) 5 -:^;u^^^- 3 - (2, 4- 
'j^uu^yi>)\,) -2-^^;i/^> K-;i/ ( 5 3 ) (0.77g) ^f#fco 
[{b^tl (5 3) (^^^4] 

'H-NMR(IjMS0-d6, (5) : 2.34(3H, s), 4.08(2H, s). 6.98(1H. d. J=8.4Hz), 7 
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.26(1H, dd, J=ZA 8.4Hz), 7.31(1H, d, J=8.5Hz), 7.59(1H, d. J=2.1Hz 
). 7.62(1H, dd, J=1.5 RXT 8.5Hz). 7.87(1H, s). n.29(lH, s), 12.32(1H. 

<^JS^?»J2 5 ; 5- (1 -3 - (2, 4 
-i;^DP^>i;;i/) -2-;<^;i/^'>k-;i/ (54) cD-^jt> 

- 2-;^^;b^ > K-;U (0.77g) . tf, N' - ^ (0.57g) 

^ 1 -•/^5'>x;i/4^>r ? K (o.48g) stfs^r-yh:i:/^:7D'i7>7^-ir> (o.53g) 
^e)5- {l-y^>x;u;tt-;up!7;u/^^^';i/) -3- (2, 4-i;^PD^> 

-2-p<^;H'> ( 5 4) (0.49g) >£fffco 

[fb^tl (5 4) (D^^'] 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 0.84(3H, t, J=7.4Hz), 1.38(2H. m). 1.65(2H. m), 2. 
30(3H, s), 3.48(2H, t. J=7.7Hz). 4.08(2H, s), 6.93(1H. d, J=8.4Hz), 7.26 
(IH. dd. J=2.2 Stf 8.4Hz). 7.35(1H. d. J=8.5Hz), 7.60(1H. d. J=2.2Hz). 
7.63(1H, dd, J=1.7 RV^ 8.5Hz). 8.04(1H, s). il.39(lH, s). 11.68(1H, s) 

IR{Nujol) : 1673cin 'o 
mp : 174.9-175. 4'Co 

<mmm26; a- (2. 4-i/i'DD^>i;;u) -5-^ h^i';b;i/rt<- 
)l-\-A^Ji^^>Y-}V (5 5) C0^^> 

3- (2, 4-i^^^DP^>t;;b) -5-^ h^^r^^b^t/^nx^u-O K->'U(0.3 
4g)©N, N-v^f-;u^;bAr ^ K^r^tc, 60%;^K^fb:^- h >>) 't7A(0.07g)j^l>r 

3't7<b^^;K0.i8g)^&?^i]nL. ^?g-emF^ltl$u/io i^Eiii^^^ tK^I^^x 

^- : 'N:^lt>/ij^^x^;b = 9/l'-7/l) T^^iiU. 3- (2, 4- 

i^^uu^yi/}],) - 5 h=^ri/:^;u:1<-;i/- 1 > (55) 
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(o.30g) tmco 

lit^^ (55) (D^m 

'H-NME(CDCh, 6) : 3.76{3H, s), 3.92(3H, s), 4.17(2H, s). 6.80(1H. s), 
7.09-7,13{2H, m), 7.30(1H. d. J=8.4Hz), 7.41(1H, d, J=1.8Hz), 7.93{1H. d 
d, J=1.6 RXJ^ 8.7Hz), 8.30(1H, d, J=l.2Hz)o 

<nMm2 7 ; 5-:h}V^^^i^-3' (2, 4 -i/^uo^>i^)l) - l- 
^ ^)\^^ > (56) co^J5£> 

nMm3<Dijmzm\ s- (2, 4~i^pau^>i/)\,) -s-M^h^i^ti 

> (0.89g) f)-et>5-i3)l-^^^iy-3~ (2,4- 
i?^aa^>i/}V) - 1 -/^;i/>f > K-;u ( 5 6 ) (0.83g) ^mza 

[fb^ti (5 6) omm 

'H-NMR(DMS0-d6, 6) : 3.76(3H, s). 4.14(2H, s), 7,17(1H. s). 7.26(1H, d. 
J=8.3Hz), 7.33(1H, dd. J^ZA RXf 8.3Hz). 7.46(1H, d, J=8.7H2), 7.60(IH 
, d, J=2.1Hz), 7,75(1H, dd, J=1.5 RXJ^ 8.7Hz). 8.13(1H. d, J=l.lHz), 12. 
45(1H, brs)o 

<^mm2S\ 5-^^>;<;i'i^-;u:;b;i/A^'r;i/-3- (2. 
u^>i/}i) - 1 y K-;^ (5 7) ciD^^> 

%mmzo:):^'^\,zm\ 5-:^;u^^>'-3- (2, 4->'^DD>^>i/;u) 

- 1 -^^^W^ > K-^U (0.80g) . N, N'-:^;i/:1?-;Ui^^ ^^S^y-;U (0.58g) 
^ \-f^l^7s)]^t^>rKY (0.49g) Rn'yy'^\Ci^^u^y9^> (0.56g) 

;«?e)5- ( 1 -:r^'>x;i/:^-;i/:t7;i//^^-r;u) -3- (2, 4-':^^dd^> 
$^;u) - i-^^;n'> K-;b ( 5 7 ) (0.80g) &f#fco 

[^b^tl (57) (D^^'l 

'H-Nm(0MSO-d6. 6) : 0.86(3H. t, J=7.4Hz). 1.40(2H, m), 1.68(2H, m). 3. 
52(2H, t, J=7.7Hz), 3.76(3H, s). 4.15{2H, s), 7.16(1H, s). 7.28(1H, d, J 
=8.3Hz)'i 7.34(1H, dd, J=2.0 St>* 8.3Hz), 7.51(1H. d, J=8.8Hz). 7,60(1H, 
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d. J=2.0Hz), 7.77(1H, dd, J=1.4 RVF 8.8Hz), 8,30(1H, d, J=l.lHz). 11.80 
(IH, s)o 

IR(Nujol) : 1680cin-'o 
4- (2-:t^vrnt:;i/) -3--ho^.il#^^^;i. (3.86g) . ii^^ ( 

9.og) t^m (40ml) (Dm^mWi^^o'c-^iAm^mnx^tL. m^^mw.. 

-;i/-2-^f-;i/-('> K-^u (o.890g) ^f#fco 

'H-NMR(CDCl3. 6 ppm) : 2.46(3H, s), 3.90(3H. s), 6.25(1H, s). 7.48(1H, 
d. J=8.3Hz), 7.72(1H, dd, J=1.4Hz Sr5 8.3Hz), 7.97(1H, s). 8.39(1H, brs 

)o 

<^^m \ 0 ; 5- h^i/*;u:}<-;u) -2-/^;i/'i'>K-;u> 
4--hD-3- (ir^vru\^}\^) ^£#^/f-;u (13.0g) 
(lOal) ^f^#SmTr\ ^^^i/^h-]^m (5%, 2.6g) &AP;ifco 

8.42g) ^&f§feo 

'H-NMR(CDCl3, (J ppm) : 2.45(3H, s), 3.92(3H, s), 6.30{1H, d. J=0.7Hz), 
7.27(1H, d, J=8.3Hz), 7.83(1H, dd, J=8.5 RXf I.6H2), 8.14(1H, brs), 8.2 
7(1H, s)o 

<l[ii0ijl 1 ; 5- V^'yti)\^ir^=^}\^) - 2 - h:-;u>C > K->'U> 
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4--hD-3- {2''t^V^>^)\^) (5,42g) ^xh^ 

hKP77> (20id1) t:c^^~'}i (20inl) c^ri'&igi^tCrg^ h'D-y-;!/ 

yy^ h^hu-t^A (52. 2g) i:7k (60ml) (Dmmm^nu^tzo zm^j^m^^^tz 

OOOnil) t7i^ (200ml) ^fc^jp^T. ^?^bfco ^^ii=£:^^;!KT- 

m^-r^ztizX*). 5 - (> h^i^i:JV:t's=^)V) -2-rpt^;i/^>K-;u ( 
3.16g) ^fffeo 

'H-NME(CDCla,(5ppDj) : 1.02(3H, t, J=7.5H2), 1.77(2H. m), 2.75(2H, t, J=7 
.6Hz), 3.92(3H, s), 6.33(1H, dd. J=0,8 RXf 1.7Hz), 7.29{1H, d, J=8.5Hz) 
, 7.83(1H, dd, J=1.6 JSiV^ 8.5Hz), 8.07(1H, brs), 8.28(1H, d, J=1.2Hz)o 

iligfi^ijl lcD;^^tci;£l\ 4-^ ho- 3- (2-':t^vyf'J\^) 
^;L' (3.77g) . RUJ\^ Yu^}\,yr^ V±V (39.17g) *^f,2-x^;u 

-5- h^>':^;u^-;u) (i.88g) ^^#/io 

'H-NMR(CDCl3,5ppm) : 1.36(3H. t, J=7.6Hz). 2.81(2H, q, J=7.6Hz), 3.92(3 
H, s), 6.33(1H. d, J=0.8Hz), 7.29(1H, d, J=8.5Hz), 7.83(1H, dd, J=1.6 S 
8.5Hz), 8.08(1H, brs), 8.29(1H, s)o 
<mMm\Z\ 5- (^ h:^i^;b;u;t?-;i.) K-;u> 

(16. Og) . ^^zkl^T^-hU^A (26.68g) . 3r^7 
{b;^^;i/ (61.11g) SOT, N-i;^f-;U;^;i.A7'^ K (30inl) £Dig^^^£^ST 

.74g) =£^#fco 
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'H-NMR(CDCh, 6 ppm) : 3.93(3H, s). 6.65(1H, s), 7.27(1H, m), 7,40(1H, 
d, J=8.6Hz), 7.91(1H. dd, J=8,6 ^X} l,6Hz), 8.4E(1H, s). 8.46(1H, brs)o 

^;i/-3--hD$M#^>^;i/ (5.0g) :£N, n-^:^ ;<^Jl^s)VATl K (50inl 
) tC^iPb^ N, N-i^;<^;i/:^;i/Ar^ Ki^^^;L'r-fe^-;i/(8.54g)$3!)D^. 1 

(50id) /^-^i^r^^-j^^ (5%, o.400g) ^j&n^s zK^Hia 

0 mm^miu ^mt:m.mmvxn^ntzmm^t-r^)v^^j\^:^-y')\^tf^ 
bnm^Bt^ctiz^o. (2.4g) ^^n^mmti^xmzo 

'H-NMR(CDCl3. dppm) : 8.17(1H, bs), 8.10(1H. d, J==1.3Hz), 7.81(1H, dd, 
J=1.3 JkV^ 8.3Hz), 7.59(1H. d. J=8.3Hz), 7.13(1H, q, J=0.9Hz). 3.93(3H, 
s). 2.34(3H, d, J=0.9Hz)o 
<nMm2 9 ; 3 - (2, A -i?^ uu^>iy}l') - 6- 

-2-^f-;u>r > K-;!/ (5 8) (7)^fiE> 
6- h^i/tJV^nr^Jl^) -2-^^;i/-r > F-^i/ (3.03g) . ^{b 2 , 4 - 
i^^nu^>i;)V (4.69g) . .atr^^tSS(I) (5.56g) ^: 1 , A-i^:^^^> (5 
0ml) (cfgl^ts 9 0'C7?1 9. 5^P^. ^ia^?/HS?^L/io mi^^m\i^. BSMSii 
^ trff n;fe^^ ^ 'J * ^ A n V h ^ 7 ^ -T-:^ii-r 5 c 
0. 3- (2, 4-s^^:7PD'^>i;;i/) -6- ;t?-;i/) -2-^ 

^;i/-f> K-;u (5 8) (i.i5g) ^fffco 
[{b^ign (58) <D^m 

'H-NMR(CDCl3,(Sppni) : 2.40(3H, s). 3.92(3H, s), 4.10(2H, s), 6.84(1H, d, 
J=8.3Hz). 7,04(1H, dd, J=2.1 RXf S.m), 7.31(1H, d, J=8.3Hz), 7.40(1H 
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, d, J=2.1Hz), 7.73(1H. dd, J=1.4 SU^ 8.3H2). 8.06(1H, d. J=l.lHz), 8.1 
4(1H, brs)o 

<IIM0^J3O ; 3- (e7x-;i/-4--Y;i/;^f-;i/) - 5- 

- 2 -^^;i/'r > K-;i/ (5 9) (D't^> 

nMm29(o:^mzm\ 5- {;< h^i^i])[^^^=.)i) -2-^^;i/^>k- 

Jl (0,946g) . 4- (ra^^^j],) tr7x-;i. (1.73g) . St5^fbSB(I) (1. 
62g) ^^3- (b:7x->iU-4-^;i/^5=-;i/) -5- hdf-i^*;i/;n-;i/) - 

2- >><^;K> ( 5 9 ) (0.386g) =£^#feo 

(59) 

•H-NMR(CDCl3<yppni) : 2.42(3H, s), 3.89(3H. s), 4.i4(2H, s). 7.26-7.32(4H 
, m), 7.40(2H, t. J=7.5Hz), 7.47(2H, d, J=8.2Hz), 7.54(2H, m), 7.84(1H, 
dd, J=1.4 Rtf 8.6Hz), 8.01(1H. brs), 8.23(1H, s)o 

<^Mm3 1 ; 3 - (2-i'Dn^>i;;u) -5 - (^ h^>^ti)vr^-j\^) 
-2-^^;b'<> h'-;i/ (6 0) (D^^> 

mMm2 9<Dy5mz'm\ 5- (/ h^'>:^;u:K-;u) -2-/t^;i/>('> k- 
;i/ (0.946g) . ^{b2-^^nn-<L>i;;u (l.43g) . ^XfrnimH) (1.62g) ;{)^^ 

3- {2-'>un^>t^j],) -5- (p< h^i/:*7;u:t<-;u) -2-^f-;u>r>K 
-;u (6 0) (o.iSg) ^ntco 

Uh^^ (60) 

'H-NMR(CDCh,<5ppin) : 2.36(3H, s), 3.88(3H, s), 4.17(2H, s), 6.93(1H, d. 
J=7.8Hz), 7.06(1H, dt, J=1.3 RV^ 7.5Hz), 7.12(1H, dt, J=1.5 RXf 7.6Hz 
). 7.30(1H. d, J=8.4Hz), 7.39(1H, dd. J=1.3 RTJf 7.9Hz), 7.84(1H. dd. J= 
1.5 RXJ^ 8,4Hz), 8.06(1H. brs), 8.13(1H, s)o 

<nMm3 2 ; 3 - (2 , 4 - i/*^7PD^>^/'f ;u) - 5 - (^ h^i^ti)\y 
:^^-;^).-2-^^;l/'f>^'-;^ (6 i) 0'^^> 
i^itr)ll=.^/x (0.86 g) ^JM<b^^l/> (30ml) tcSSii^U. CC(c^{b2 
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, 4-i^^uu^>^J^ }V (0.67 g) -:^V^•e5- h ^i^ti)l'r^=,}\^ 

>^^;i/^f*;ux-7^;i/Ti5fe*f, ^j^t^ntiz^^. 3 - (2, 

- 5- v^i^tijur^r-)v) -2-^^;U'r >K-;u (6 i) (o. 

60g) ^^^tLXmco 

[fb^tf (61) (Dtiif ] 

'H-NMa{DMS0-d6, <yppin) : 12.45(1H. bs), 8.20(1H, s), 7.81(1H, d. J=1.9Hz 
), 7.79(1H. dd. J=1.7 Stf 8.4Hz), 7.60(1H, dd, J=1.9 St5 8.3Hz), 7.48( 
IH, d, J=8.1H2), 7.47(1H. d. J=8.3Hz), 3.81(3H, s). 2.23(3H, s)o 
<mMm3 3 ; 3- {4-^>t^)V:t^^>^>t^}\^) - 5- h^i^t}^^ 
-2-p<f-;u^>K-;u (6 2) (0^f&> 

h^)yj]^tu§f^m (0.513g) i: h >Jx^;i/i/7> (1.047g) cDliib^ 
^l/> (ISml) 5- - 2 ^;u>f> ( 

0.567g) i:4-'^>';?;i/^^5^-^>Xr;V7=h K (0.700g) (^iIfb^^U> (15 
ml) ^fffiSl S^A^ttTiSTbfco ^^^4'. ZQ^m^Ltc^. 2 M7jc^{b:^ h 

f-;i//-\^-9->=3/7) ■e)^li-r-5c:i:(c<t 3- ( 4 -'^>i:^;i';t-^i^^ 
>i?;i/) -5- (^ h=3E^i^:^;U^-;i/) -2-/^;V^>K->'l/ (6 2) (0.51 

Og) ^f^feo 

[fb^tf (62) 

'H-NMR{CDCl3,(5ppm) : 2.34(3H, s), 3.88(3H, s), 4.01(2H, s), 4.98(2H, s) 
, 6.84(2H, d, J=8.6Hz). 7.09(2H. d, J=8.6Hz), 7.23(1H, d. J=8.3Hz), 7.30 
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{IH, d, J=7.2Hz). 7.35(2H, m). 7.39(2H, m), 7.81(1H, dd, J=1.5 RXf 8.4H 
z). 8.12{1H, brs), 8.19(1H. s)o 
<^MM3 4 ; 3- (2, 4 -i?^ nu^>i/jv) -5 - h^i/tijin'^ 
- 2 -rp > K-;i/ (63) <;)'^^> 

(0,652g) . 2, 4-i;^$?PD^>Xr;b7=b K (0.578g) . hU7;i/;rP 
(0.513g) . StJ^h {1.047g) ip^3- (2, A-V^uu 

-5 - - 2 -7*p t:;!/-!- > K-;i/ (6 3) ( 

0.617g) ^mco 
Cfb^tl (6 3) COM^] 

•H-NMa(CDCh,(5ppiD) : 0.93(3H, t, J=7.4H2), 1.64(2H, m), 2.68(2H, t, J=7 
.7Hz), 3.88(3H, s). 4.12{2H, s), 6.79(1H, d, J=8.3Hz), 7.01(1H, dd, J=2. 
0 RXf 8.4Hz), 7.32(1H. d, J=8.5Hz), 7.41(1H, d, J=2.0Hz), 7.86{1H, d. J 
=8.3Hz), 8.07(1H, s), 8.10(1H, brs)o 

<%Mm3^ ; 3- (2, 4-x^^UP^>i^;b) -2-x^;i.-5- 
Y^i^ti)Vir^-}V) ^>K-;i/ (6 4) (D^Wl> 

;U (O.eiOg) . 2. 4->^i7PP^>Xy';Uxt: K (0.578g) . MJ7;U;tD|^ 
^ (0.513g) . St5h 'Jx^;i/i/^> (1.047g) ipf,3- (2, 4-i;^nP^ 
yvjv) -2-x^;i/-5- h:3es/:^;i/^-;u) •<>K-;u(6 4) (0.42 

Og) ^Cf^fco 

[{b^tl (64) cot^tl] 

'H-NMR(CDCh.(5ppi) : 1.24(3H, t. J=7.6Hz). 2.73(2H, q, J=7.6Hz), 3.89(3 
H, s), 4.17{2H, s), 6.80(1H, d. J=8,4Hz), 7.01(1H. dd, J=2.1 RXI 8.4H2) 
. 7.33(1H, d, J=8.5Hz), 7.41(1H, d, J=2.1Hz), 7.86(1H. dd, J=1.5 8. 
5Hz), 8'.08(1H, s). 8.14(1H, brs)o 
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<^mm3e ; 3- (2, 4-i^^uu^>V)\,) -5- (p< h^^>tiJl^^ 

Y > K-;i/ (6 5) (D^^> 
(5-^ ^> K-;u (17.52g) ^ a'i7{b2, 4-i>^va 

(34.49g) ^fetr^fbSi (28.09g) *^P,3- (2, 4 -i^^ un-<>i;jl 
) - 5- ^ > (6 5) {SA9g)^mtco 

[-fb^^ (65) Oi^tS] 

'H-NMa(CDCl3. 6) : 3.92(3H. s), 4.20(2H. s), 6.98(1H. d, J=2.3Hz), 7.09 
-7.13{2H, m), 7.38(1H, d, J=9,lHz), 7.42(1H, d. J=1.9Hz), 7.92(1H. dd. J 
=1.5 8.5Hz), 8.22(1H, brs), 8.31(iH, d. J=1.2Hz)o 

<'Mmm37 ; 3- {l'ro^±y^U>-2~^ -5- 

h^i^tiji-:n=-)v) -2-^f-;i/'f ^K-;^ (6 6) co^^> 
nmm33<Dl:m^m\ 5- (p< h:^i:^:Jb;i/:*i-;i/) -2-^f-;i/^> h*- 
(o.73g) hi-yp€-2-:h7 hr;i/7^bK (i.oog) . hvyji:tui^m 
(0.662g) StJf h 'Jx^;i/i/^> (1.35g) fy^ibS- { 1 -^u^i-y ^ u >- 2 
-^;u^^;u) - 5- (^ b:^i'*;u^-;i') -2-/^;i'^> K-^u (6 6) 

(0.339g) mtzo 
Lit^^ (66) i^tlti ] 

'H-NMR(CDCh, 6 ppm) : 2.36(3H, s), 3.86(3H, s), 4.43(2H. s), 7.08(1H, 
d, J=8.5Hz), 7,31(IH, d, J=8.4Hz), 7.47(1H, t, H=8.1Hz), 7.58-7.61(2H. m 
), 7.75(1H, d, J=8.5Hz), 7.85(1H, dd, J=8.5 RTf 1.6Hz), 8.05(1H. brs). 
8.18(1H. s), 8.38(1H, d, J=8.6Hz)o 

<nMm3S ; 3- ( (3-:>ODt:'Ji;>-4-^;i/) ^^;i/) -5- ( 
/ h^i^ti)i'^-=-Ji') -2-^^;u^>h'-;u (6 7) (D^^> 

^mm330:^^izm\ 5- (^ h:^ri/*;i/^-;u) -2-^^;M>K- 
;^ (0.486g) . 3-^:7DDl^';i;>-4-:^;i/^^>'^>'^7=h H (0.40g) ^ H 'J 
x^;Ui/^> (0.896g) RXfh^Jyjltamm (0.439g) ;{pf)3- ( (S-^^^n 
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De'Ji?>-4-'f;u) ;<tJl) -5- {/ h^i^tiJl^^r^^^)^) -2-^^;i/^' 
>h--;u ( 6 7 ) (0.355g) ^f#fco 
Lit^^ (6 7) (^Wi] 

'H-NMR(CDCl3, 6 ppm) : 2.38(3H, s), 3.89(3H, s), 4.16(2H, s). 6.82(1H. 
d, J=5.0Hz), 7.33(1H, d. J=8.5Hz), 7.87(1H, d, J=8.7Hz), 8.08(1H, s). 8. 
20(1H, brs), 8.25(1H, d, J=5,0Hz), 8.57(1H. 3)0 
<nMm3 9 ; 5- (^ h^i/tiJl^^~}\^) -2-^f-;i/-3- (4 - (2 

-7x-;uxx-;i/) -r>K-;i/ (6 8) <d^^> 

mM0^3 3<Dl3mzm\ 5- (/t h+i^*;u:n-;i/) -2-/^;i/-Y> K- 
Jl (0.567g) . 4 -X^>iU^>:fct;i/i<:^v7';^T't: K (0.687g) . h';7;u;?rp 
1^^ (0.513g) . St/h 'Jx^;ui/^> (1.047g) ti>^S~ {A h^i^tJJl^^:^ 
JV) -2-^^;i/-3- (4- (2-7x-;bX7"-;b) ^>i;jl/) >r > 

(6 8) (O.lBg) ^mtco 

[^b^tl (68) <^tlti] 

'H-NMR(CDCh,(5ppm) : 2.40(3H, s), 3.89(3H. s), 4.10(2H, s), 7.05(2H. d. 
J=4.5Hz), 7.19(2H, d, J=8.2Hz), 7.23(1H, tt, J=1.0 RXf 7.4Hz), 7.29(1H 
, d, J:=8.9Hz), 7.34(2H, t, J=7.7Hz). 7.40(2H. d, J-8.2Hz). 7.48(2H, m), 
7.84(1H, dd. J=1.6 8.4Hz), 7.99(1H, brs), 8.20(1H. s)o 
<nMm4 0 ; 3~{{4-^uu-(^^^y^)>-3-^)V) ^^;u) -5 

- (^ \^^i/i3)V;n=-JV) -2-/^;i/^> h'->'U (6 9) (D^^> 
L-MEm (O.eOOg) . Ti^miti- h 0 1. (O.ieOg) . l, 4->f;r^it> ( 

4itti) RV^^ (4ml) 0m^^CBOit±\^^)Oh (0,15g) tS- (^ h*'>*;u 
;l^-;i/) -2-^^;i/>r>K-;U (0.378g) tmttco -D-iSl^X^-^^uu-S 

- i^uu^^ji) (o.50g) coi. 4-i^3i-=5f^-y-> (2ii) m^-k 
m^. 1.0 o'CT-5 Bi^p^^^f ufco sj&r^^iiisu. ^^tdTfc^^iD^. mmx. 
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■^h^^y ^-X-m^t^ZtiZj^^, 3- ( {4-^7DD>f V=^r^ ';>-3- 
^^71/) -5 - h:iri/tl}l7ii-)l) - 2-;<^)l'<> K-^U (6 9) 
(0.14g) Sf#fco 
[fb^tf (69) 

'H-NMR(CDCh,<yppiD) : 2.50(3H, s). 3.89(3H, s). 4.58(2H, s), 7.22(1H, d. 
J=8.4Hz). 7.59(1H. m), 7.75-7.79(2H, m). 7.93(1H. d, J=8.1Hz). 7.98(1H, 
brs). 8.22(1H, d, J=8.4Hz), 8.45{1H, s). 9.11(1H, s)o 
<'MMm4 1 : 3 - ( (4-7p^^ v:^y g >-3--<;u) -5 

- (^ h^i^ti}l^^=^)l) -2-^f-;i/-f > h*-;i/ (7 0) CD^fie> 

Ilifte^j4 oco;^^^t;^^^^. 5- h=^S/*;u;t^-;i') - 2 -^f-;i/'r > K- 

;U (0.687g) . 4-yD^-3- (rD^^^;U) ^ V:^y'J> (1.31g) . L- 
(1.088g) . ;!k^^b:^h'J'^A (0.290g) . ^Va^^t-^ h ^ I:^ (0.21 
7g) ^^3- ( (4-yD^^ V^y 'J>-3-'r;i/) ><f-;U) -5- (^ h:^r 
i/:^;i/;t?-;U) - 2 ^;i/>i'> (7 0 ) (0.178g) ^mco 

Kh^^ (70) 

'H-NMR(CDCl3,(5ppm) : 2.32(3H, s). 3.86{3H. s). 4.60(2H. s). 7.07{1H, d. 
J=8.4Hz), 7.54(1H, t, J=7.6Hz), 7.72(2H,in), 7.82(1H, d, J=8.2Hz), 8.19( 
IH, d, J=8.5Hz), 8.37(1H, s), 8.51(1H, brs), 9.03(1H. s)o 

■-3-^^;u>r > (7 1) <d^^> 
mitTJU^-^l. (1.72g) ^^^bp<f-U>(50inl)tcSi^Us CC:{cii{b2, 
4-v^^DD^>y>f;i/ (1.35 g) ^jtia^x O^^T•6- (^ h ^i/^^U:^-^) 
-3-^^;i/-<>K-;i/.(1.00g) ^j!jO;i. ^i^T'ie^P^s MC40'C-e2. 

smmm^btzo &^^m^y^7kf.z^t€. mm:r.^)\^ (isomi) i^mihi^tzo 
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4-t^^uo^>^J^)V) - 6- h:^'>:^;i.;tf-;u) - 3 ^'vu^f > h*- 
;u (7 1) (1.48g) $f§feo 

[fb^^ (71) (D^m 

'H-NMa(CDCl3, (5ppm) : 2.07(3H, s), 3.96(3H, s), 7.36(1H, d, J=8.2Hz), 7 
.42(1H. dd, J=i,9 RV^ 8.3Hz), 7.54{1H. d, J=1.8Hz). 7.69(1H, d, J=8.7Hz 
), 7.81(1H, dd, J=1.4 8.6Hz), 8.15(1H, s), 9.12(1H, brs)o 

<^Mfi^J4 3 ; 1- (2, 4-v5'DP^>i;;u) -6 - h^i^io)]^^^ 
=.)l) - 3 > K-;u (72) £0^fiJc> 

6- (^ h:^rS/:*7;U^-;u) -3-^^;U'f > (0.57 g) >£N, N-i^/t 

K (10 ml) tc^^Us ^KJ^TrvK^^b:^ h U A (60%?4t^, 0 
.145g) rfeADX.. ^>:^.^T^'fb2 , A-'J^UU^y^y)]^ (0.707g) ^JtlD^T. 

/l^i^x^;u=9/l) TJIiitTl- (2, 4 -i;^nD^>i;;u) -6- ( 
^Y^'yti}\^if^=.}\^) -3-^f-;uY> ( 7 2 ) (0.83g) Sfffco 

[^b-^^ (7 2) C0tff4] 

'H-NMR(CDCl3, (yppm) : 2.35(3H, d, J=0.7Hz), 3.91(3H, s), 5.36(2H, s), 6 
.48(1H, d. J=8.3Hz), 7.01(1H. d, J=0.8Hz), 7.05(1H. dd, J=2.1 iRtf 8.3Hz 
), 7.43(1H. d, J=2.0Hz), 7.6i(lH. d. J=8.3Hz), 7,82(1H, dd, J=1.3 RX} 8 
.3Hz), 7.96(1H, s}o 

<%mmAA ; 6-:^;i/^:^S/-3- (2. A uu^>9}],) -2- 

f-;L''f > K-;i/ ( 7 3 ) C0^^> 

3- (2, A-V^uu^^i;)],) - 6- (/« V^i^ti}\^^^-}\^) -2-/^ 
K-;u (0.330g) . x^y-;i, (iSml) ;5it>' 1 0 %7^c^^b:^ h 'J 'i' A7X?^ 
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m (lomi) oM^^^i, 5\^m. mi^^miytzo i^m^m^xpESizm^L 

. ^Ihttz^^B^mL ^j^thZtiZ^*)s Q-tDl^r^^'y-S-' (2, 4- 
i;^na^>V)\^) -2-^^;i/'r > (7 3 ) (0.305g) ^mtzo 
lit^^ (73) comm 

'H-NMR(DMS0-d6,5ppni) : 2,35(3H, s). 4.06(2H, s), 7.01(1H, d, J=8.4Hz), 
7,26(2H. m), 7.49(1H, d, J=8.3Hz). 7.57(1H, d, J=2.0Hz), 7.89(1H. s). 11 
.38(1H. s)o 

<mMm4 5 ; 3- (tf7x-;i/-4-'i';i/;<^;i/) - S -tDi^r^^i^- 2 
(7 4) (D'^^> 

•^mm^: 4<D:^mzm\ 3 - (t:7x-;b-4 -^;i//^;L') - 5 - (^ h 
^^>ij)\,n*^=.)V) -2-/^)U^ yh'-JV (0.381g) (hr7x-;u-4 
-^;u^^;i/) -5-:^;i/^:^ri/-2-><f-;i/'f>K->'i/ ( 7 4 ) (0.359g) ^ 

[fb^tl (74) £^W±] 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppia) : 2.37(3H. s), 4.06(2H, s), 7.26(2H, d, J=8.1Hz), 
7.30(2H, m), 7.41(2H, t, J=7.6Hz), 7.52(2H, d, J=8.1Hz), 7.58(2H, d, J=7 
.7Hz), 7.61(1H, dd, J=1.5 SU^ 8,5Hz). 8.01(1H, s), 11.24(1H, s), 12.29( 
IH, brs)o 

<mmm4: 6 ; 5-:^3;U^^>'-3- ( 2 - p d^>s;;|/) -2-/^)1 

K-;u (7 5) 0^^> 
nMm4 4(D:^m\>zm\ 3- {2-^DV^>t/)l) -5 - (>h=^ri/:^;i/ 
^-;u) -2-^^;i/^>h'-;u (0.l79g) 5 3 - i2-i^ 
aa^>i/)l) -2-^f-;i/^>K-;i/ (7 5) (0.164g) $:t§feo 
[fb^^ (75) cotf^*] 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppin) : 2.34(3H, s), 4.10(2H, s). 7.00(1H, dd, J=2.0 R 
n 7.6Hz). 7,18(2H, m), 7.30(1H. d, J=8.4Hz), 7.43(1H. dd, J=1.6 St>' 7. 
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5Hz). 7.61(1H, dd. J=l,5 RXJ^ 8.4Hz), 7.89(1H. s), 11.25{1H, s), 12.22(1 
H, brs)o 

<^M^J47 ; 5-:^;i/:K:^i/-3- (2, A-'J^uu^y-J ^ )],) -2 

^;u>r > (76) cO'^fi£> 

3- (2, 4-i;:7DP^>V'f;i/)-5- h^^/:^;u;n-;u) -2-^^ 
JV^>\^-)1 (0.60 g) (lOmI) (cJS^t^ 1. 5 M7Xi£^b:*- h 'j 

^l^yi^mm (5ml) S^n^TSI^roa^ii^Lfeo Sift^fg^^El^b. ^^JctK 

^xi/>^-^S7-4i, ^fti:f3;bi/'i^^±T^*t^'y-. 5 -:*j;L'it<^i/- 3 - (2, 
A-V^uu^y^J-(}\^) -2-/^;v^> (7 6) (0.56g) ^fei^^iib 

Uh^^ (76) f^tlf*] 

'H-NMR(DMS0-d6, (Jppni) : 2.22(3H, s), 7.45(1H. d. J=8.4Hz). 7.4a(lH. d, 
J=8.2Hz), 7.58(1H, dd, J=1.9 B,Xf^ 8.0Hz), 7,78(1H. dd, J=1.5 SO^ 8.4Hz) 
, 7.80(1H, d, J=1.9Hz), 8.24(1H. brs), 12.43(1H, brs)o 

<%MmA% ; 3- (4 -'^>v;u:r^i/^>i^;i/) ~%-ti)i^^^^iy-2 
-^^;u>r>K-;i' (7 7) <D^^> 

3- (4 — ^>i^;U^^i>^>i;;U) -5- V^i/ti)\^^^^)\^) -2-;< 

^;i/-f (O.soog) 6*63- (4-'<>^;;L';i-+i/'^>i;;i/) -5-*;u 

:n:^i/-2-^^;i/^>K-;i/ (7 7) (0.465g) Sl^feo 
[^b^tl (7 7) OWi] 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppm) : 2.37(3H, s). 3.94(2H. s), 5.01(2H, s), 6.87{2H, 
d. J=8.6Hz), 7.08(2H. d, J=8.6Hz), 7.27(1H, d, J=8.5Hz), 7.30(1H, d, J=7 
.3Hz), ,7.34-7.40(4H, m), 7,60(1H, dd, J=1.5 ^Xf 8.5Hz). 7.95(1H, s), 11 
.15{1H,' s). 12.26(1H, s)o 
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<nmm49 ; ^-tJJl^n'^^^^-Z- (2. 4-t/^ua^>ty)l) -2- 

mmm^ 40y5m^zm\ 3- (2. 4-i^i7na^>v)i) -5 - (p< 

- 2 - rn l^;i/-f > (O.BlOg) 5{»^e> 5 3 - 

(2, 4-i;^7DD^>$;;i/) -2-rnl^;u>f > K-;i/ ( 7 8) (0.188g) ^ 

[^b^tl (7 8) <7)tl^'±] 

'H-NMR(DMS0-d6,6ppiD) : 0.85(3H. t, J=7.3Hz), 1.60(2H, m). 2.67(2H. t. J 
=7.4Hz), 4.09(2H. s), 6.91(1H, d. J=8.4H2). 7.25{1H, dd, J=2.3 RXf 8.4H 
z), 7.32(1H, d, J=8.4Hz), 7.61(1H, d, J=2.1Hz), 7.63(1H. dd, J=1.5 RXf 
8.4Hz), 7.86(1H, s), 11.28(1H, brs), 12.30(1H, brs)o 

<mmm50 ; 5-t})\^^^^i^-3- (2, 4-i^t7vn^>i;j\^) -2- 
x^;i/^ y (79) <D^m> 

m^m4 4 0:^^iC^\.\ 3- (2, 4-S^^ua^>t/)V) -2-xf^;i.- 
5- h^i^-t!}Vr^~)\^) -OY-JV (0.410g) 3!>^<t)5-:t7;U7K^S/-3- ( 
2, 4-i^^DD^>i;;u) - 2-x5';b^ > K-;!/ ( 7 9 ) (0.373g) ^fffe 

C^b^tl (79) ©tlt4] 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppDi) : 1.17(3H, t, J=7.5Hz), 2.71(2H, q, J=7.6H2). 4.09 
(2H, s). 6.92(1H, d, J=8.4H2), 7.26(1H, dd. J=2.2 RXJ^ 8,3Hz), 7.33(1H, 
d. J=8.5Hz), 7.60{1H, d. J=2,lHz), 7.63(1H, dd. J=l,5 RIJ^ SAHz), 7.87( 
IH, d, J=1.0Hz), 11.33(1H, brs), 12.29(1H, brs)o 

(8 0) <o^^> 

nmm4 4(D:^mizm\ 3- (2, 4-i/^ao^>i/)i) -5- (^ 

>:^;u:t^x;u) ^ > K-;^ (5.02g) 3!?^ 5 3 - ( 2, 4'-i^C7D 
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a^>i>)\^) ^>K-;i/ (8 0) (4.64g) ^mtzo 

[fb^ti (80) omm 

'H-NMR(DMS0-d6, 6 ppm) : 4.15(2H, s), 7.22-7,24(2H, m), 7.31{1H, dd, J= 
2.0 8.3Hz), 7.41(1H, d, J=8.7Hz). 7.59(1H, d, J=2.0Hz), 7.71{1H, dd 
, J=l,4 RXf 8.7Hz), 8.12(1H, brs), 11.30(1H, brs), 12.39(1H, brs)o 

<nMmS 2 ; 3- {l-yu^i-7^U>-2-^)]^^^)\^) -5-ti}l 
TK:Sri/-2-^^;bY>K-;i/ (8 1) (D^^> 

nM4 40:^^izm\ 3- (l-yD^:^7^'^>-2-'f;^/^;l/) - 

5- h^i^tJJi^-^^^Jl) - 2-/^;H' > (0.325g) i?i^3- (1- 

( 8 1 ) (0,300g) ^^f^co 
[^b-^tl (8 1) (D^m 

'H-NMR(DMS0-d6, 6 ppm) : 2.35(3H» s). 4.34(2H, s), 7.13(1H, d. J=8.5Hz) 
, 7.15(1H, d, J=8,5Hz), 7.54(1H, t. J=7.1Hz), 7.63-7.69(2H, m), 7.75(1H. 
d, J=8.5Hz). 7.88(2H, m), 8.27(1H, d. J=7.7Hz), 10.99(1H, s)o 

<^^fis^j53 ; S''ti)\^n'>^i^-3- ( (3-i:7DDt:'j^;>-4->r;u) 
^^;u) -2-^f-;i/^ > (8 2) <D'^f^> 

nMm4 4<D:fsmzm\ 3- ( (3-^nDi^iji;>-4->r;b) /^;u) 
-5 - (^ h:^ri>*;i/:n-;u) -2-yf-;t'^> h*-;u (0.43lg) 5 -:f3;u 
:n+i/-3- ( (3-^7DDt^iji;>-4-^;u) ^^;u) -2-^^;i/^>K 

(8 2 ) (0.380g) ^mzo 
[it^^ (82) cDtlli] 

'H-NMR(DMS0-d6, 6 ppm) : 2.36(3H. s), 4.15(2H, s), 6,99(1H, d. J=5.0Hz) 
. 7.32(1H, d, J=8.4Hz), 7.64(1H, d, J=8.5Hz). 7.90(1H. s). 8.33(1H, d, J 
=4.9Hz), 8.59(1H, s), 11.34{1H. s). 12.31(1H, brs)o 
<nMm^4 ; S-fuu^^^u-Z-^^JU-^' (4- (2-7x-;ux 
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7^-;i.) ^i^i/)],) >f>K-;i/ (8 3) cD^ftg> 

4- (2 -7x-;uxx-;U) > (0.16g) 5 

i/-2-^^;v-3- (4- (2-7x::i;uji7^-;i/) > ( 

8 3 ) (0.095g) ^f#^co 

[<b-^^ (8 3) (Drnm 

'H-NME(DMS0-d6,(5ppiii) : 2.39(3H, s), 4.03(2H, s). 7.16(2H, d, J=7.5Hz). 
7.19(2H, d. J=8.1Hz), 7,23(1H. t, J=7.4Hz). 7.29(1H, d. J=8.4Hz), 7.34(2 
H. t, J=7.6Hz), 7.47(2H, d, J=8.0Hz), 7.55{2H, d, J=7.9Hz), 7.61(1H, d, 
J=8.4Hz), 7.98(1H. s), 11.22(1H, s), 12.27(1H, s)o 

)i) y^;i/) -2-^^;u-r > K-;!/ (8 4) <d^^> 
3- ( 'J>-3-^;u) >«5^;u) -5 - (^ h^'yti)V 

-2-^^;U-Y> K-;i/ (0.140g) i>ih5-t})U^^^'y-3~ ( (4- 

^DD^ v + y'j>-3->r;u) ^^;b) -2-^^;b^> K-^b (8 2) (o. 
112g) ^mtzo cco*)OtiiS*)tC(^60SJ&tc:ffli>?to 

<llifte^J5 6 ; 3 - ( (4-rD^^'v^/"J>-3-^;b) -5 
-:*j;i/;t^^v-2-^^;i/-<> K-;u (8 5) (7)^fig> 

^JS0«j4 4oo;?^tct;ei\ 3- ( (4-rD^>f v^^ry u>-3->r;u) 

;i') -5- (^ h^r^*;!'^-;!/) - 2 > (0.178g) d»f>3- 

( (4--/D^'r v:^^ 'J>-3-^;u) p<^;i/) -5-:^;u^^i/-2-^^ 

^l/^- > ( 8 5) (0.123g) ^mfco 

[^b^tl (8 5) cotiti] 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppiD) : 2.38(3H. s), 4.49(2H. s), 7.04(1H, d, J=8.2Hz), 
7.59(1H, d, J=8.3Hz). 7.70(1H, J=7.5Hz), 7.89(1H, t, J=7.6Hz), 8.07(1 
H, s), S.IKIH, d, J=8.3Hz), 8.14(1H, d, J=8.7Hz), 9,19(1H, s), 10.74(1H 



wo 98/13330 



PCT/JP97/03592 



74 

, s)o 

<nmmS7 ; 6-;*7;U^^i/-2- (2, 4-i^^uu^>i;ji) -3- 
^ ^^Iz-f > (86) (Z)^£t&> 

2- (2, A-'J^UU^y^H}],) -6- h:^i'>?j;u4^-;i/) -3-^ 
^}V^yY-}\^ (l.OOg) $:x^i/>yiji3-;i/ (iOml) hh'^S/>- 
TKIatl (0.83 g) ^AP^T 1 6 (iX'<:2m^mmm.n\.tzo -B£Sc?^ufc^, 7K 

^^b:*3U'>A (1.1 g) ^nwxi ^^'ct:mmmm^\.rzc wlw^. sjssr^ti 

$Ci:tC<^:>? 6-:b;U:n^i/- 2- (2, A-'y^uu^yi/)\,) -3-^f-;b 
-^>K->iU ( 8 6 ) (0.63g) mtzo 

ut^^ (86) (Dmm 

'H-NMR(DMS0-d6, (5ppin) : 2.18(3H, s), 4.17(2H. s), 7.12(1H, d, J=8.3Hz). 
7.35(1H. dd, J=2.1 ^XI 8.3Hz). 7.47(1H, d, J=8.3Hz), 7.58(1H, dd, J=l. 
0 RXT 8.2Hz), 7.62(1H, d. J=2,lHz), 7.89(1H, s), 11.02(1H, brs)o 

<%Mm^% ; %-ti)\^-!f^^i/-\~ (2, A~V^uu^yi/}\,) -3- 
p< > H-;u (87) co^fig> 

I^M0iJ4 4co:^f^^^c^^ec^. i- (2, a-v^uu^^v))^) - 6- (^t h^^e 

i/:*3;UTtf-;i/) - z - y Y-JV (0.50 g) 6 - :^;u^:^r> - 1 - ( 
2, 4-'>'^'DD-^L>i;;v) -3-^^;i/^>K-;U ( 8 7) (0.46g) ^ntzo 
Ut^^ (87) 

'H-NMR(DHS0-d6, dppm) : 12.55(1H, brs), 7.95(1H, s), 7.68(1H, d, J=2.1H 
z), 7.65{1H, dd, J=l.2 IkXf 8.3Hz), 7.59(1H, d, J=8.3Hz), 7,40(1H, s), 7 
.32(1H, dd. J=2.0 ^tf 8,3Hz), 6.61(1H, d, J=8.3Hz), 5.51(2H, s), 2.27(3 
H, s)o'' 
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<nMmS9 ; 3- (2, 4 -i/^ uu^>i^)V) -5- (l-^>^>;^ 
;u:^:i;u*>iw^^>f;i/) Y>h'-;u (8 8) t?3^^> 

5-;t3;i':n^S/-3- (2, 4 -^^^7 p D^>e;;i/) ^>h'-;i/ (0.429g) <D 
N, N-^;<^;i/:t^;UAr^ K (4.3inl) ^?i£CCN, ^ 

(o.282g) ^iD^> ^fa-emp^^^^^ufco i^T-^\ii^c^v^>7=^> (ojoeg 

) Slf 1 -^>^'>:;<;i/:J^>r^ K (0.304g) =£iP^. 1 0 0'C-C4 o^p^ts^^ 

icx-7^;i.^AD^T^B^{b^-^feo m^B^Mib. ^mt^^LtiZX*). 3 - (2 
. 4 -i^^DD^>i;;u) -5- ( 1 -^>^>:::^;u;^x;i/*;L'/^^'f >r > 

( 8 8) (0.258g) ^fffco 
[ib^^ (8 8) iOtl^*] 

'H-NMR(DMS0-d6, (yppm) : 0.83(3H, t, J=6.0Hz), 1.22-1.43(4H, m). 1.70(2H 
, id). 3.52(2H, t, J=6.0Hz), 4.18(2H, s). 7.21-7.28(2H, m), 7,35(1H. d, J 
=8.0Hz). 7.46(1H, d, J=8.0Hz). 7.62(1H, s). 7.72(1H, d, J=8,0Hz), 8.28(1 
H, s), 11.38(1H, s). 11.76(1H, s)o 
mp : 157-158-00 

<nmm^O ; 3- (2, 4-i^i^ua-<>i;jl) -2-^^)1-5 - (1 

nMm5 9<D:fjm^m\ s-t!)i^^^i/-3- (2. A-i/^uu^yi^)\^ 

) -2-^^;i/^>K-;u (l.OOg) > N, N' -:^>'l'^-;i/'>M ^ ^^V-^U (0.63 
ig) . 1 -^y'^>7.)l'^^y7\ Y (0.588g) RXIi/T'fMi/ ^ yy'^iy ( 
0.592g) :!p^3- (2, A -i/^ uu-<yV)\^) -2-/^;i'-5- (1 
^>;<;u:?t:-;i/:^j;u/-;€^;i/) > ( 8 9 ) (0.907g) ^fifeo 
[ib^tl (89) (Omm 

'H-NMR(DMS0-d6, 6 ppm) : 0.80(3H, t, J=7.3Hz), 1.25(2H, ni)» 1.34(2H, m) 
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. 1.67(2H, id), 2.30{3H. s), 3.47{2H, t, J=7.7Hz), 4.08(2H, s), 6.93{1H. 
d, J=8.4Hz), 7.25(1H, dd, J=8.4 2.1Hz), 7.35(1H, d, J=8.5Hz), 7.60( 
IH, d, J=2.1Hz), 7.63(1H, dd, J=8.5 RV^ 1.6Hz), 8.03(1H, s), 1L38(1H. 
s), 11.67(1H, s)o 
lE(Nujol) : 1682cin-'o 
BP : 177-178. 5°Co 

<nMm6 1 ; 6- {l-r^>ZJ\^^^^)Vi3JlJ^=e-()l) -3 - (2, 4 
-i/^un^>i^)],) -2-/^;u^>K-;u (9 0) <D^^> 

^Mm5 9(r>y:jmizm\ 6-:^;U:Jf^i/-3- (2. 4-i^^aa^>t;j\, 
) -2 -^^;L'-f > F-;!/ (0.300g) s N, W -tiJVTii-jiiy^ l^^J-^ji (0.2 
92g) . i^T-^\Ci^^n^>7=-t> (0.274g) RXJ" i -y^ >X)vn'^>T K K (0 
.247g) d^f)6- ( 1 -3- (2, 4-1^^0 
u^>i^)V) -2-^^;u^> ( 9 0) (0.133g) ^mzo 

[<h^^ (90) tD^il] 

•H-NMR(DMS0-d6,<5ppni) : 0.86(3H, t, J=7.4Hz), 1.41(2H, m), 1.66{2H. m), 
2.37(3H, s), 3,50(2H, t, J=7.7H2), 4,07(2H, s). 7.01(1H, d, J=8,4Hz), 7. 
27(2H, m), 7.49(1H, d, J=:8.4Hz), 7.59(iH, d, J=2.0Hz), 7.92(1H, s). 11.4 
3(1H, s), 11.78(1H, s)o 
lE(Nujol) : 1688cm- 'o 
Mass(FD) : m/e 452CM)e 
mp : 249-250°Co 

<mMmQ2 ; 3- (2, 4 -i^C^ na^>i?}l) -2-^^)1-5- (1 
-ra/^>Z)\^^^^J\^i3)VJ^^^ }l) >K-;i' (9 1) <D^^> 

nMm59(Dy^^lzm\ S-tuvt^^U-Z- (2, 4->?i7op^>v;u 
) -2-^^;i/^>K-;i/ (0.267g) . N, W -ti)U^^~}i^i^^ ^yV-A (0.1 
95g) . '{yTV\^U^Or^>7=-^> (0.183g) St5 1 - rD/1>X;i/:tT>T ^ K ( 
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0.148g) i?e^3- (2, 4 -i^^ an^>iP)V) -2-;^^;i/-5- (1-7*d 
/rx;^;U;tv-;i/:^;UM^^';i.) >f>K-;b ( 9 1 ) (0.233g) ^&f#feo 
Wb^tl (91) om] 

'H-NMR(DMS0-d6.(yppni) : 0.97(3H, t. J=7.4Hz). 1.70(2H, m), 2.30(3H,s), 3 
.46(2H, t. J=7.6Hz). 4.08(2H. s), 6.93(1H, d, J=8,3Hz), 7.26(1H. dd, J= 
8.3 RV^ 2.1Hz), 7.35(1H. d. J=8.5Hz), 7.63(2H, m), 8.04(1H, s), 11.39(1 
H. s), 11.68(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1673cin-'a 
Hass(FD) : m/e 438{M)o 
Dip : 161-163'Co 

<nmme3 ; 3- (2, 4-'J^un^yi?)]^) -2-^^;i/-5- (1 
—t^^>%)\^'^--)Vti}\^n^^}]/) >(> (9 2) (D^^> 

mmmsQ(Dij^cm\ s-tuv^^^i^-s- (2, A-i^^au^y^j)), 

) -2-/^;i/>r > (0,300g) . N. W ~i:3)l^>-)VV^ X^^J-JV (0.2 

i8g) . \--t^^y7.)\^^^yriY (0.260g) . vr'^\ti/^u^>y'^y (o 

.205g) A^e,3- (2, 4~i/^an^>ty)l) -2-^^;i/-5- 
>x;u:}^-;i/*;b/^^-r;u) ^'>K-;i' ( 9 2 ) (0.280g) ^^#fco 
[fb^i^ (9 2) (D^m 

'H-NMR(DMS0-d6, 6 ppm) : 0.80(3H, t). 1.12-1.27(8H, m), 1.35(2H, m), 1. 
65(2H, m), 2.30(3H. s), 3.46(2H. m), 4.08(2H, s), 6.92(1H. d, J=8.4Hz). 
7.25{1H, dd. J=8.4 RVP 2.1Hz), 7.34(1H, d. J=8.5Hz). 7.59-7. 65(2H, m), 
8.03(1H, s), 11.38(1H. s), 11.67(1H. s)o 
IR(Nujol) : 1673cffl-'o 
mp : 194. 5-197. 5'Co 

<nMm6 4 ; 5- >;^;i/7^-;u;b;b>''?^>f ;i/) - 3- (2, 4- 

i^^UD^yi^)]/) - 2 -^^Jl^ > K-^U (93) <73^j5£> 



wo 98/15530 



PCr/JP97/03592 



78 

) -2-^f-;i/'f >h*-;i/ (0.267g) . N, -t!j],7n:L)\^i?^ KV'J-JV (0.1 
95g) . -<>-fcf>x;i/:^>r^ K (0.189g) StJ^ ^':7if fcTi- 17 D -i? > (0.1 
83g) A^^5- ('^>-t?>;^>il/:t;-;i/*;i/M^'f - 3- (2, 4 p □'^i 
-2-^^;v^>K-;u (9 3) (o.235g) ^mtzo 

[<t^m (93) CDtli4] 

'H-NME(DMS0-d6, 6 ppm) : 2.28(3H, s), 4.07(2H, s), 6.90(1H, d, J=8,4Hz) 
, 7.25(1H, dd, J=8.4 RXT 2.2Hz), 7.31(1H, d, J=8.5Hz), 7.54(1H, dd, J=8 
.6 RXf 1.6Hz). 7.59-7.63(3H, m), 7.68(1H, m), 7.97(3H, m). 11.37(1H. s) 
, 12.19(1H, brs)o 
IR(NujoI) : 1682cin 'o 
Mass(FD) : m/e 472{M) 
mp : 244-245'Co 

<'^MMQ5 ; 3- (2, 4-i^^UD^>i^jv) - 5- ( 1 -^:^-t^>;^ 
;i/4^-;U:^;U;t^:>r;i/) - 2 ^;U>r > (9 4) (D^^> 

mMmS9<Dyj}^lzm\ 5-:^;i/1?:^i/-3- (2, 4->?^DD^>i/*;u 
) -2-^^;L'^>H-;!/ (0,267g) . N, KV^J-JV (0.1 

95g) . i^:fift:^^D'i7>7^-tr> (0,i83g) st/l -^^'t^->;^;u4^>r = K ( 
0.198) 3()^t>3- (2, A-V^uu^>i^}\^) -5- ( 1 -'\^i?->x;i/4^-;u 
:<3;UM^^;i/) - 2 > K-;U (9 4 ) (0.188g) ^mzo 
[fb^i^ (9 4) 

'H-NMR(DMS0-d6,6ppm) : 0.80(3H, t, J=7.0Hz), 1.21(4H, m), 1.36(2H, m). 
1.66(2H, m), 2.30(3H, s), 3.47(2H. t, J=7.7Hz), 4.08(2H. s). 6.92(1H, d, 
J=8.5Hz), 7,25(1H, dd, J=8.4 RVf 1.2Hz), 7.35(1H, d. J=8.5Hz), 7.62(2H 
, m). 8.03(1H, s), 11.39(iH, s). 11.67(1H. s)o 
IR(Nuj61) : 1667cm 'o 
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Mass(FD) : m/e 480(M)o 
mp : 183-185'Co 

<^5S^J6 6 ; 3- (t:7x-;i/-4-Y;up<^;i.) -2-^^;b-5- ( 
1 >7s)lt^-)Vti)V^-^^^ Jl) (9 5) <D^^> 

nMm5 9(Dlj)^i,z'ik\^\ 3- (e7x-;i/-4 --5-:^3;i/;tf 
+v-2-^^;v>f >h*-;i/ (o.355g) . N. N* ^ yv-^u (o 

.253g) . i^Tif trt/^D-j^V-T^-bV (0.237g) ^XJ^ 1 --^>^ >7.Jl^^>7 ^ K 
(0.236) 3&*t)3- (t:7x-;u-4-'f;i/^^;i/) -2-^f-;i/-5- (1-^^ 

-OK-^b (9 5) (O.UTg) ^mtzo 

Cfb^ti (95) <^tit^ ] 

'H-NMR(DMS0-d6,<5ppiD) : 0.80(3H, t, J=7.3Hz), 1.26(2H, m). 1.35(2H. m), 
1.68(2H, m), 2.39{3H, s), 3.49(2H, t, J=7.7Hz), 4.07(2H, s), 7.29-7.33(4 
H. m), 7.41(2H, t. J=7.7Hz). 7.53(2H, d, J=8.2Hz), 7.59(2H. m), 7.62(1H, 
dd, J=8.6 RXf 1.6Hz), 8.21(1H, s), 11.29(1H, s), 11.73(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1664cm- 'o 
Mass(FD) : m/e 474(M)o 
mp : 189-190'Co 

<^MmQ7 ; 3- {2-^aa^>t^}l) - 2-^^^)1-5 - ( 1 --^> 
^>:x,jVTr^=ijii])\,/^=t^ -f>h--;u (9 6) 0^^> 

> (0.164g) . N, W-tiJU^^-JUi^^ ^y^J-JV (0.133g) . 

^vrif t^i^^pr^VxHzv (0,l25g) -^>^^>;^;^7^>r ^ K (0.124) 
f?ib3- {2-^uti^>i;ji) -2-^^;v-5- ( 1 -^>^>;^;i';^-;u 
^ ;u) ^ > K-;u (96) (o. ii5g) ^m^o 

[it^^ (9 6) (D^m 

'H-NMR(DMS0-d6,<5ppm) : 0,81(3H, t, J=7.3Hz). 1.26(2H, m), 1.34(2H, m), 
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1.66(2H, m). 2,30(3H, s), 3.47(2H, t, J=7.8Hz), 4.11(2H. s). 6.95(1H. dd 
, J=1.6 7.6Hz). 7.15-7.21(2H, a). 7,34(1H, d, J=8.5H2), 7.45(1H, dd 
, J=1.3 RXT 7.8Hz), 7.62(1H, dd, J=1.6 RXI 8.5Hz), 8.05(1H, d, J=1.0Hz 
). 11.36{1H. s), 11.68(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1671cn|-'o 

Mass(FD) : m/e 432(M)o 

mp : 175-177'Co 

<^JE^i6 8 ; 5 - (1 -7*^'>:^;i/4^-;i/;tj;u/^:e-1';U) -3 - (2, 4 
-i;^DD^>^y^';U) _2-^^;u^>|c_;i, (9 7) ay^^-^ 

nMmb^(Dl5m^'^\^\ 5-:^;i/:t<^>-3- (2. A-9^uu^y^J^ 
)V) ~2-?(^Jl^>]^-j\, (O.SOOg) ^N, H-i^A^JVTt-.jl/^T^}^ (lOml) 
^mmb. N, \i'-ti)\^7t'^-JVt^^ ly^J-ji, (0.350g) SAfl^, ^?aT-2II^P^^ 
^^#U;to i^M-C l-y^>;^;u;t;>r^ K (0.296g) i: i^Tif tTi^^J' d ri7>7^-t. 

> (o,328g) ^M^xioQvi^mr.^. nnmm^^Ltzo m^m^mE^mb. 

0/1) T'J^SJlUs x^y-;i.-^^1^>x.^|g^^5^i. 

tc<tt), 5- {\-rr^>7.)\^it^-)\,ti}],n^^)\,) -3- (2, 4-i;^DD 
-^>V^;^) -2-^^;m>k-;u (97) (o.420g) ^m^^^h\.xmz 

o 

[fb^^ (9 7) 

'H-NMR(DMS0-d6, dppin) : 0.86(3H, t. J=7.3Hz), 1.41(2H. sextet, J=7.4Hz) 
. 1.66(2H, quint, J=7.4Hz),2. I3{3H. s), 3.48(2H. m) , 7.47(1H, d, J=8.6 
Hz), 7.48(1H. d, J=8.2Hz), 7.58(1H. dd. J=8.0 Tkt^ 2.0Hz), 7,75(1H, dd, 
J=8,6 mi 1.8Hz), 7.80(1H, d, J=2.0Hz), 8.44(iH, brs), 12.05{1H. brs), 
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12.43(1H. brs)o 
ia{Nujol) : 1686, 1571cni-'o 
MS{FD) : m/e 466(M)o 
mp : 241-243'Co 

<nMm69 ; 3- (2, 4-9^ua^>9}l) -2-^f-;i/-5- (3 
l-y^y7.}V^^-)\/ti)]/n^^ )]/) ^ y k-;u (9 8) <d^^> 

. ) -2-^f-;u^> K-;b (o.290g) . N. -ti)U7n-jvi>^ (0.2 
llg) . i/'r-tf K:i/^n'i7>7=^-ir> (0.l98g) RXJ^3-j^^}V-i-':r^yy^}i7f. 
>TK h* (0.197g) ^^^3- (2, 4-i/^aa^>i^}]^) -2-^^;i/-5- 
(3-^f-;i/- l-y^>X;i/:1^-;i/;t3;i/M^^;i/) -rvK-^U (9 8) (0.27 

Og) ^^§fco 

•H-NMR(DMS0-d6. dppm) : 0.84(6H. d, J=6.6Hz), 1.55(2H, m), 1.65(1H, in). 
2.30(3H, s). 3.48(2H, t, J=7.9Hz), 4,08(2H, s), 6.93(iH, d. J=8.4Hz), 7. 
25(1H, dd, J=2.2 RXf 8.4Hz), 7.34(1H, d, J=8.6Hz). 7,60{1H, d. J=2.1Hz) 
, 7.62(IH, dd, J=1.6 Rri 8.6Hz), 8.02(1H, s), 11.38(1H, s), 11.68(1H, s 
)o IR(Nujol) : 1682cni 'o 
Mass(FD) : n/e 466(M)o 
mp : 167-169'Co 

<mMm7 0 ; 3 - (2. 4-i;^nD^>s;;i/) - 5- (2-^ h^^ri/x 
^yT^ji^^-jitDi^^'e-i )u) -2~^^)v^ > K-;u (9 9) (d^^> 

mmm6 9(D:^m^m\ 5-tijurn^'y-3- (2, A'i/^uu^yv)\^ 

) -2 ->f-;H'> K-;L/ (0.290g) . N, N' -:tr;i/:^x;i/i;^ (o.2 
llg) . i^T'-tf fc:^/^P^>7^-lr> (0.198g) >5it52-^ >7s)\/-^^>r 
X h' (O.lSlg) ^^)3- (2, A-'J^liU^yi/M -5 - (2-^ h^^i/'x 
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^>^;i.;t^-;U:^j;UM^^;i/) - 2 - ^ > -Jl ( 9 9 ) (0.056g) 

[fb^ti (99) mm 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppiD) : 2.30(3H, s), 3.13(3H. s), 3.59(4H, m), 4.08(2H, 
s), 6.92(1H, d. J=8.4Hz), 7.25(1H, dd, J=2.1 RV^ 8.4Hz), 7.34(1H, d. J= 
8.5Hz), 7.61{2H, m), 8.01(1H, s). 11.37(1H, s), 11.72(1H, s)e 
IR(Nujol) : 1671cDi-'o 
IP : 166-168 'Co 

<^Mm7 1 ; 3- {4-^>i?)],t^i^^>i^JV) - 2-/^)1-5- ( 
1 -^>^>;^;i/:J^-;i/^;b>'N-^-i';i/) > (10 0) (D^^> 

^i>-2-yf-;u-<> (o.460g) . N, -tiji^yn=i)Vi^^ i^'j-ji (o 

.301g) . >?rif t:i/^'P'i7>x-b> (0.283g) RXf 1 >7.Jlt^>T i K 

(0.281g) ^^3- (4-^>i?;i/;f:^^/^>s;;u) -2-^f-;i/-5- (1- 

^>^'>x;u:^-;u:^;uM^^;u) -OK-^b ( 1 0 0 ) (0.270g) ^ff^^io 
[^b^^^ (10 0) o)^m 

'H-NMR{DMS0-d6,(5ppin) : 0.81(3H, t, J=7.2Hz), 1.26(2H, m), 1.35(2H, m), 
1.67(2H, m). 2.34(3H, s). 3.43(2H, t, J=7.6Hz), 3.95(2H, s), 5.01(2H, s) 
, 6.87(2H, d, J=8.1Hz), 7.11(2H, d, J=8.2Hz), 7.25-7.41(6H, m), 7.61(1H, 
d, J=:8.6Hz), 8.13(1H. s), 11.17(1H. s). 11,76(1H, brs)o 
Itt(Nujol) : 1652cr'o 
Mass(FD) : m/e 504(M)o 
mp : 180-184'Co 

<^Mm72 ; 3- (2, 4 - v^^^ D D^>i/;i/) -5- (l--s.>^>;^ 
- 2-rn^)i>( y h*-;u (10 1) CD^fi£> 
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) -2-7'Dtr;i/>r > K-ju (o,i85g) . n, n' -:^;i/:ni:;i/i;>r ^ (o 
.I25g) . vr'fyL'y^u^y^^^^ (o.UTg) M^x -^y ^ y7.)\/t-yy X k 
(0.ii6g) ip^3- (2. 4-v^DD^>i;;i/) -5- ( 1 -^>^>x;i/:^ 
;L') -2-7'Dt:;i/>f > (10 i) (0.i67g) ^fffeo 

[fb^tl (10 1) (7)^^$] 

'H-NMR(DMSO-d6,(5ppia) : 0.81(6H, m). 1.25(2H, m), 1.34(2H, m), 1.57(2H, 
m), 1.66(2H, m), 2.63(2H. t, J=7.5Hz), 3.47(2H. t. J=7.7Hz), 4,09(2H. s) 
, 6.87(1H, d, J=8.4Hz), 7.25{1H, d. J=8.4Hz), 7.36(1H, d, J=8.5Hz), 7.62 
{2H, m), 8.04(1H. s), 11.38(1H, s), 1L68(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1682cm- 'o 
Mass(FD) : m/e 494(M)o 

up : les-ieg-Co 

<%MmiZ ; 3- (2, 4-i/'i'PO^>y;i/) -2-x^;i/-5- (1 
-^>^'>::<;i/^-;i/*;bM^-r;i/) >f > (10 2) co-&fiS> 

||5te0fiJ5 9 0:^?£tCt;et>s 5.-:^;i/:tt:^i>-3- (2. 4-vi7DD^>i;jl/ 
) -2-x^;i-f > K-;U (0.370g) . N, N* ^ (0.2 
59g) . i^r+fbTi/^D-i^VT^-feV (0.243g) mi\ -^y ^ y7.)\yit-yT XY ( 
0.242g) A^^3- (2, 4-i^^oD^>s;;i/) -2-x^;u-5- (l-^> 
4^>;:^;i/4^-;ua;u;^^:'<;u) ^ > K-;u ( 1 0 2 ) (0.255g) Sfffco 

[<ti^i^ (1 0 2) Oi^lf] 

'H-NMR(DMS0-d6,cyppiD) : 0.80(3H. t, J=7.3Hz), 1.14(3H, t, J=7.6Hz), 1.25 
(2H, m). 1.34(2H, m), 1.66(2H, m). 2.67(2H, q. J=7.6Hz), 3.47{2H, t, J=7 
.8H2). 4.09(2H. s). 6.87(1H, d. J=8.4Hz). 7.25(1H. dd, J=1.9 Stf 8.4Hz) 
, 7.37(1H, d, J=8.5Hz), 7.63(2H. m). 8.04(1H. s), 11.40(1H, s), 11.68(1H 



, s)o 



IR(Nujol) : 1671CD1 



- 1 
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Mass(FD) : m/e 480(M)o 
mp : 164.5-165.0-00 

<nMm7 4 ; 3- (l-rD^i-7^$'U>-2-^;i/^^;U) -2-^^ 

5 - (1 -^>^>:^)in-^^}\^ij)\y/^'e^ )i) > k-^u (i o 3) cD^^ife 



5-:*j;i/^=^i^-2->f-;u^>h'-;u (o.soog) . n, r -ti)\^^^iL)ii;^ 

(o.247g) ^ 1 -.^>^>x;v;j^>r ^ h* (o.230g) stjfi^rif i^i/^:?D 
^>7''t> (0.232g) *^f)3- (l-y^^:^7^^>-2-'t';l/^^;^) -2 
5 - ( 1 -^>^>::^;i/:t:r:;u:^;i/M^>(';i/) > K-;i/ (10 3) 
(0.238g) ^f^fco 
[{t^tl (10 3) (D^m 

'H-NMR(DMS0-d6, 6 ppa) : 0.79(3H, t, J=7.3Hz), 1.19-1.28(2H, m), 1.29-1 
.37(2H, m), 1.61-1.69(2H, m), 2.33(3H. s), 3.46(2H. t, J=7.8Hz), 4.39(2H 
, s). 7.12(1H, d, J=8.4Hz), 7.36(1H, d, J=8.5Hz), 7.56(1H, t, J=7.1Hz). 
7.64{1H. dd, J=8.5 RU 1.6Hz), 7.68(1H, t, J=7.3Hz), 7.79(1H, d, J=8.5H 
z), 7.91(1H. d, J=7.9Hz). 8.10(1H, s), 8.27(1H, d, J=8.6Hz). 11.40(1H. s 
), 11.69(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1674cin-'o 
mp : 188.5-190. 5*Ca 

<nMm7 5 ; 3 - ( (3-^:?Dat:uy>-4--r;u) /^;i/) -2-^ 
^;u-5- ( 1 -^>^'>;^;i/^-;u:3t7;i/A-^^;u) ^'>K-vi/ (104) cd^ 

nmm5 9<Dyj^i,zm\ s-tDi^^^i^-d- ( (3-i^DDfc:iji;>-4 

-^ji) - 2 h'-;i/ (0.370g) . N' ^ 

V'J~)U (0,309g) . l--<^>'^>:(.)Ut^>ri K (0.288g) &Xfi^TV\f:iy'^ 



> 
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D»i7>r^-tr> (0.290g) iy*ib3- ( ( 3 -^d d t: 'J 4 

- 2 --?<5^;i/- 5 - ( 1 ~^y^>7.)vt^-jitt)\^j^^^ )\^) -i y ( i o 

4 ) (0.263g) =£#feo 
Ut^^ (10 4) (D^^&l 

'H-NMa(DMS0-d6, 6 ppm) : 0.81(3H. t, J=7.3Hz), 1.22-1.30(2H, m), 1.31-1 
.39(2H. m). 1.63-1.71(2H, m). 2.33(3H. s), 3.49(2H, t, J=7.8Hz), 4.15(2H 
, s). 6.92(1H, d, J=5.0Hz), 7.37(1H, d. J=8.6Hz), 7.64(1H, d, J=8.6Hz). 
8.06{1H, s). 8.33(1H, d. J=4.9Hz), 8.60(1H. s). n.45(lH, s). 11.69(1H, 

s)o 

IR(Nujol) : 1677cin-'o 
mp : 217-219*Co 

-3 - (4- C2-7x-;uxx-;i/) >r > (10 5) <d^Wu 



x->il/X7^-;i/) ^yi>)\^) 'r>K-;b (0.120g) . N, ~ti)]^^^-)\^i/^ I V 
^J-')]y (0.106g) . l-^y^>7.}i''^^yrX K (0,099g) Jfty^i^Tif tTi/^D 

't7>-r-fe> (o.ioog) 7j)^^2-^^;u-5- ( 1 

'<;t/) -3 - (4- (2-7x-;i/XT^-;i/) ^>i;;b) >K-;u (10 5) 

(0,080g) ^fffco 
[{b^^ (10 5) <D^m 

'H-NHE{CD30D, 6 ppm) : 0.79(3H, t, J=7.3Hz), 1.20-1. 38(4H, m), 1.71(2H. 
m). 2.32(3H, s), 3.42(2H. m). 4.02(2H. s), 7.01(2H, d. J=3.8Hz), 7.09-7 

.14(3H, id). 7,20-7. 27(3H. m). 7.34(2H, d, J=8.1Hz), 7.41(2H. d. J=7.3Hz) 
, 7.53{1H, d, J=10.2Hz), 7.95(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1666cin-'o 



> 
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mp : 216-219'Co 

<mMm7'J ; 3- (2, 4-iy^au^>i;j\^) -5- (x^J? >;^;i/^r 
;i/*;i/M^>r;i/) -a-rnt^^i/^r > (10 6) o:)^^> 

mmms9(Dy3mzm\ 5-ti)i^s^i^-3- (2, A~v^uu^yi;}\, 
) -2-rnt^;i/>r> (o.i54g) . N, N'-:^;;i/:n-;i/i;>r (0 
.l38g) . i^T-^M'y^u^y^^iy (0.i29g) sr/x^ >x;l/1-^>r ^ h* (0,0 
928g) iy^ioZ - (2, 4 -i^^:? n p^>i;;u) -5 - >7.}V^^=.)Vi:i)\^)^ 
^-f^u) -2-7*Dt:;i/i' V K-;i/ (106) (0.l30g) ^fffco 
[<ti^tl (10 6) 

'H-NMR(DMS0-d6, dppm) : 0.82(3H, t, J=7.3Hz), 1.22(3H, t, J=7.3Hz). 1.5 
7(2H, m), 2.62(2H, t, J=7.5Hz). 3.48(2H, q, J=7.3Hz), 4.10(2H, s), 6.88( 
IH, d, J=8.4Hz), 7,25(1H, dd, J=8.4 RXf^ 2.1Hz), 7.37(1H. d, J=7,4Hz), 7 
.61(1H, d, J=2.1Hz), 7.65(1H, dd, J=8.5 :BlXT 1.6Hz). 8.05(1H, brs), 11.3 
8(1H, s), 11.66(1H, s)o 
la(Nujol) : 1683CID '0 
mp : 204.5-205. 

<%mmiZ ; 3- (2, 4-x^DD/^>i;;u) -2-^^;i/-5- (2 
-■^^7 x>x;i/;n->ii/:^;u>'"?^-r;u) > (107) cD^fi£> 

HM^JS 9<^;??jSlCiiE£l.\ 5-;(3;u:tt=^'>-3- (2. 4->?i>DD'N;>v;i. 
) -2-/(^;L"f >K-;i/ (0.334g) . N, -ti)]^^^:^}\/i?-( ^^'J-}\^ (0.2 
75g) X i^T-9'b:i/^'P't7>x-b> (0.258g) ;at/2 -f-:t 7 x >;^;i/:t^ >r ^ h* 

(0.277g) A^P,3- (2, 4->'i7DD^>'i;;v) -2-^^;b-5- (2-f- 
:t7x>x;U:t^-;U:^;UM^>j';U) > ( 1 0 7 ) (0.226g) =£^#^::o [ 

fb^i^ (10 7) 0mm 

'H-NMR{DMS0-d6.£5ppin) : 2.28(3H, s), 4,07(2H, s), 6.91(1H, d. J=8.4Hz), 
7.18(lH.'t, J=4.2Hz), 7.25(1H, dd, J=2.2 St; 8.4Hz), 7.32(1H, d, J=8.5H 
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z), 7.58(1H, dd, J=1.6 Rrf 8,6Hz). 7.61(iH, d, J=2.1Hz), 7.82{1H, dd. 
J=1.0 3.8Hz). 8.00(2H, m). 11.39{1H, brs), 12.31(1H. brs)o 
ia{Nujol) : 1690cni-'o 
mp : 221-222°Co 

<nMm7 9 ; 3- (2. 4 -iy^ ua-<>iy)l) - 6 - { {A - A h^i^ 
^>-tf>) - 2 > h'-;u (1 0 8 ) co^gfc 

> 

) -2-^^;i/^> h*-;u (o.300g) . n, n' (o.i 

85g) . 4-/ \^^i/^>'^>7.}lt^yri K (0,214g) RV^i/TV'^^i^^uOy 
T^-b> (0.174g) ;tP^>3- (2, 4 - vi'D P^>e;;i/) - 5-{(4-^h:^ 

i/'-cv-t?^) ::^;i/;t;-;i/*i;uM^>r;i/) - 2 > K-;i/ (108) (0, 
260g) ^fffco 

[fb^ti (10 8) coti^i] 

'H-NMR(DMS0-d6, d ppm) : 2.29(3H. s). 3.83(3H, s). 4.07(2H. s), 6.92(1H 
. d, J=8.4Hz), 7,13(2H, d, J=9.0Hz). 7.26(1H, dd. J=8.4 RXJf^ 2.3Hz), 7.3 
1{1H, d, J=8.6H2). 7.54(1H, dd. J=8.5 Rtf 1.8Hz), 7.62{1H, d, J=2.2Hz), 
7.91{2H, d, J=8.9H2), 7.97(1H, s), 11.37(1H, s), 12.03(1H, s)o 
la(Nujol) : 1684cm- 'o 
mp : 10&.5-109'Co 

<^Mm8 0 ; 5- ('^V-tf >x;i/^r:;u^;u;\'^^;i/) -3 - (2, 4- 
i/^na^>i^}V) - 2-x^;i/^' > K-;u (10 9) (D^^> 

) - 2 -x^;n' > K-;^ (0.313g) . N, N* ^ V^J-JX^ (0.2 

12g) . i^T+ffc:^'^P'^>7^-tr> (0.206g) Rn^y^y-^^tryTl K (0.2 
19g) d^'oS- (^>-tf >:^;i/;^-;i/:^7;i/A*^-f ;u) -3- (2. 4->^^J'na-K 
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>i^}l) - 2 > K-;i/ ( 1 0 9 ) (0.095g) ^mzo 

[{fc^i^ (10 9) (D^m 

'H-NMR(DMS0-d6, 5ppin) :1.13(3H, t, J=7.5Hz), 2.65(2H, q, J=7.5Hz), 4.08 
(2H, s), 6.85(1H, d, J=8.4Hz). 7.24(1H, dd, J=8.4 RV^ 2.1Hz), 7,33(1H. 
d, J=8.6Hz), 7.54-7.64(4H, m), 7.68(1H, t), 7.95-8, 00(3H, m), n.38(lH. 
s), 12.18(1H, s)o 
lE(Nujol) : 1696cDi-'a 
mp : 229-231-Co 

<nmms l ; 3 - ( {A-^uu^^j^j ';>-3-'i';u) -2 
-^^;L'-5- ;u) > k-^u (i 1 O) 

IIJg0>15 9©;^i£tct^ei\ 5-:^;i/i^:^i/-3- ( ( 4 d p-r v^y 'j > 

-3-^;i/) /^;U) -2-^^;i/^ > (0.112g) s N. W 

^IV'J-Jl (0.078g) . i;rift:i^^D-i;>T^-b> (0.073g) StJ^l-^V^S' 
>;^;i/;^>7'^ K <0.072g) ;!p^>3 - ( ( 4 d D-f v^y ';>-3-^;i/) 

;u (1 1 0) (o.020g) Sfffeo 
[fb^^ (110) cot/14] 

'H-NMR(DMS0-d6.<5ppin) : 0.79(3H, t, J=7.3Hz), 1.25(2H, m). 1.34(2H, m), 
1.66(2H. m), 2.41(3H; s), 3.43(2H. t, J=6.5Hz). 4.49(2H, s). 7.26(1H. d, 
J=8.5Hz), 7.56(1H, d, J=8.5Hz), 7.72(1H, t, J=7.6Hz), 7.91(1H, t, J=7.7 
Hz), 8.16(2H, in), 8.26(1H, s), 9.22{1H, s), 11.22(1H, s). 11.71(1H, brs) 



la(Nujol) : 1673cni"'o 
mp : 196-198'Ce 

<mkms2 ; 3- ( (4-rD^>r v^y u >-3--f;i/) j^^m -2 
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il-^>^>:^Jit^-)iti)iJ-^^-( )\^) ^'>K-;u (111) 

-5-:*7;i/^=^i/-2-^f-;u-i'>K-;i/ (0.121g) . N. N' -:^;l/;^1-;^'>* 
^^^y-;^ (o.099g) ^ vr-tfi^i/^D'^>x-t2> (o.093g) sr;fi— 

>:X)Vt^>Tl K (0.093g) 3!pe)3 - ( ( 4 - ^ -I' V '}>-3-^}[^) 

;u ( 1 1 1 ) (0.063g) ^mzo 
lit-^^ (111) o^^m 

'H-NMR(DMS0-d6,(yppin) : 0.97(3H, t, J=7.3Hz), 1.24(2H, m), 1.34(2H. ni). 
L66(2H. m). 2.39(3H, s). 3.43(2H. m), 4.54(2H, s). 7.26(1H, d, J=8.5Hz) 
, 7.56(1H, dd, J=1.6 RV^ 8.5Hz). 7.72(1H, t, J=7.7Hz), 7.91(iH, m), 8.1 
4{2H, m), 8.23{1H. s). 9.22(1H. s), 11.22(1H. s), n.69(lH, brs)o 
IR(Nujol) : 1676ciD-'o 
mp : 171-175'Co 

<^mm8 3 ; 3- (2, 4-i^^aa^>iy)V) -2-^^;i/- 5- (1 
1 -x>x;u^r:;u:^;uA^>r;b) ^ > K-;u (112) <D^^> 

nmmss<D:^mzm\ 5-*;i/i^:^>-3 - (2, 4-i^^va-<>i^}v 

) -2-^^;i/-0 K-Jb (0.325g) . N. •'tiJV^^=-)Vi/'< i ^'J-)U (0.3 
15g) . l--^>^- 1 -x>x;!/:}^>r^ K (0.290g) J3^V^iyTV^i^^u^y 
7=-tr> (0.290g) ;t)^e)3- (2, 4 - v*^ □ n^Vi^;!/) -2-;^^;u-5- ( 
1 1 -x>x;u:n-;u:*3;u>'\'^^;i') -r > K-;i/ ( 1 1 2 ) (0.300g) 

[^b^^ (112) (O^m 

■H-NMR(CDCh. 6 ppm) : 0.89(3H, t, J=7.4Hz), 1.46(2H, m), 2.19(2H, a), 
2.32(3H, s), 4.05(2H. s). 6.62(1H, d, J=15.2Hz), 6.75(1H, d, J=8.4Hz), 6 
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.97(1H, dd, J=8.3 2.1Hz), 7.03(1H, m), 7.30(1H, d, J=8.5Hz), 7.37(1 
H, d. J=2.1Hz), 7.57{1H. dd, J=8,5 Sti^ 1.6Hz). 7.87(1H, s), 8.62(1H, s) 

o 

IR(Nujol) : 1667ciii-'o 

<mMmS4: ; 3- (2. 4 -i^^uu^yi^JV) -2-A^)\^-S~ (h 
ij 7;u:tn/^^>;^;u^-;i/*;u/t^^;u) -r>K-;u (113) (D^^> 

nmm590y3^izm\ 5-i:]ji^^^i^-3- (2, 4-i;>?oD-<>i;;i. 

) -2~-A^JV>(yY-)V (0.414g) . N, N'-;b;Urtf-;Ui;'i' ^yy-;!/ (0.40 
2g) s i;rift:i/^ne^>7^-t:> (0.378g) Stf h 'J 7;U3t-o 
^ h* (0.370g) (2, 4-i;^nD^>i;>fl.) -2-^^;u-5- (h 

7;U;rPp<^$'>;<;U7^-;u*;i//^^>r;i/) ^ > K-;i/ ( 1 1 3) (0.088g) ^ 

lit^m (113) otf^i] 

'H-NMR(DMS0-d6,<5ppm) : 2.31(3H, s), 4.05(2H. s), 6.96(1H. d, J=8.4Hz), 
7.24(2H, m). 7.58(1H, d, J=2.2Hz), 7.65(1H. dd, J=1.3 RV^ 8,5Hz). 7.89( 
IH, s), 11.12(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1722cr*o 
Mass(FD) : m/e 464(M)o 
fflP : 201-205''Co 

<mmmS 5 ; 3- (2, 4-i^^uu^>^y)l^) - 5- (2. 2-i^^9- 
)]/yu;^>7.}V^^~}Vij}]^/^^'^ ;v) - 2 > K-;i/ (114) co^fiS 
> 

) - 2 -^^;U>1' > K-;U (0.368g) , N, lV^J-}\^ (0.2 

68g) . Vr'^^i^^^tf>7''^> (0.251g) lkX}2, 2-V:^^}]^yun>7.}\^ 
^>r= K (0.250g) tJp^jS- (2, 4-i^^DP^>i^;i') -5- (2. 2- 
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s^^^;i'7'D;^>;^;i/7K^;i/*;i//t^-r;u) - 2-^^)1^ > K— ;b (114) 
(0.287g) ^ntzo 
[{b^^ (114) (D^m 

'H-NMR(DMSO-d6,<5ppiD) : 1.09(9H, s), 2.30(3H, s). 3.48(2H, s), 4.08(2H, 
s). 6.93(1H. d, J=8.4Hz). 7.26(1H, dd, J=1.9 Rll 8.3Hz), 7.34(1H, d, J= 
8.6Hz), 7,61(1H, d. J=2.0Hz). 7.62(1H. d, J=8.5Hz), 8.02(1H, s). 11.38(1 
H, s), 11.70(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1656cr'a 
mp : 134-138'Co 

<m.mm^ e ; 3- (2, a-v^uu^>v}v) -2-^^;u-5- (b 

-^J 'J l^7s)\^f^=^)Vti)\^n=E>^ }\^) ^ > (115) 60^fifc> 

) -2-y^;i/^> H-;u (o.200g) . n, N*-:^;i/^-;bi^'f (o.i 
98g) . 8 -^>"J>x;^;^>r^ K (o.249g) ]k^iyr^\ii/^u^y^^y ( 
0.182g) 7!p^3- (2, A-V^uu-<yi/}\,) -2-^^;i/-5- (S-^^y 
0 >;^;i/4^-;u;ti;u>''?^^;i/) h--;u (115) (O.l70g)$?#y^o 
[{b^ti (115) 

'H-NMR(DMS0-d6. 6 ppm) : 2.27(3H, s), 4.02(2H, s). 6.81(1H. d, J=8.4Hz) 
, 7.21-7. 27(2H, m), 7.47(1H, d, J=9,6Hz), 7.55(1H, dd, J=8.2 StJ^ 4.2Hz) 
, 7.66(1H, d, J=2.0Hz). 7.81{1H, t, J=7.8Hz). 8.06(1H, s), 8.32(1H, d, J 
=8,0Hz), 8.50(2H, d, J=7.6Hz). 8.76(1H, d), 11.32(1H, s).. 
IR(Nujol) : 1678cin-'o 
mp : 255-256°Co 

<%mm^ 7 ; 3- (2, 4-i;i7PD^>i;;u) -2-^^;i/-5- ( ( 
2 -7x-;i/x^$?>) 7.)\^t^-}\^ti}\^)^=^^ )\^) y K-;!/ (116) co-^fi£> 
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) -2-p«^;i''f > (0.145g) . N, W -iJJl^^r^Jl^'J^ ly^J-}]^ (0.1 

oog) . 8 -^y 'J>;^;i/:^>r^ K (o.iHg) st5vTiftri^^:7DH7>x-fe> ( 

0.094g) i>^3- (2. 4-i^^DD^>i;;i/) -2-p<^;i/-5- ( (2-7 
xx;i/x^$?>) x;i/:^-;u:fa;u-'^^'f';u) >h'-;u (116) (O.OSOg) 

Lit^m (116) 

'H-NMR(DMS0-d6, d ppm) : 2.30(3H, s), 3.01(2H, m), 3.80(2H, m), 4.09(2H 
, s), 6.93(1H. d, J=8.4Hz), 7.15(1H. m), 7.21-7.28(5H, m), 7.34(m, d, J 
=8.5Hz), 7.60-7.64(2H, m), 8.01(1H, s), 11.39(1H. s). 11,77(1H, s)o 
la(Nujol) : 1674cm- 'o 
mp : 212-213*Co 

<^MMSS ; 3- (2, 4-i>C^na^>i/j]y) -2-^f-;i/-5- {a 
- h;l/a:>;<;^;n-;l/:^3;^;^"^^;l/) >r>h*-;i/ (117) <D'^^> 

mmms 9(D:^^izm\ b-tiji^v^^tz-s- (2, 4->;^7DD-^>i;;u 

) -2-/f-;n'>K-;b (0.334g) . N, N'-:b;b:}<-;ui^^ (0.24 

3g) ^ i^T-^}:^i^i^U^>7'-t> (0.228g) ZirJ^a- h ;i/X>x;i/4^>T ^ K ( 
0.257g) fy^(b3- (2, A -V ^ uu^>i^}\/) -2-^^;i'-5- (a-b;u 
x>;;^;i/:}^-;i/:*7;i/.'^^^;i') ^>K-;i/ (117) (0.217g).:£?f fco 
iit^^ (117) coifefi] 

'H-NMR(DMS0-d6,dppin) : 2.30(3H. s). 4.05(2H, s), 4.81(2H, s), 6.90(1H, 
d. J=8.4Hz), 7.26(1H, dd, J=2.1 SI^ 8.4Hz). 7.29(5H. m). 7.35(1H, d, J= 
8.5Hz), 7.61(1H, d. J=2,lHz). 7.63(1H. dd, J=1.7 8.6Hz). 7.97(1H, d 
, J=1.0Hz), 11.46(1H, s), 1L62(1H, s)o 
IH(Nujol) : legOcm'o 
mp : 224-225'Co 

<II1/S^J89 ; 5-i>^D^^-9->;;^;i/:^-;u:*7;i/A'^^;i/-3- (2, 4 
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~i^i7UQ^>i;jl) - 2-/^)V^> \^-)l (118) <0^^> 

MMMS 9(D:^^{zm\ 5-ti}l^^^i/~3- (2, 4-i^^DP^>i;;i/ 
) - 2-^^;i/>f > H-;u (0.217g) . N. -ti)\^'^^-JUV-(l^'J-jV (0.1 
26g) . i^r^f t:i/^?D'i7>x-tr> (0.119g) Sz;i^^'n'\:ijri^->:;<;u^>r^ K 
(0.127g) i)>t)5->>i>o^:^tl->::^;u:}^-;i/:tf;uyi^^;u-3- (2, 4-i; 
^7UD^>i;;i.) -2-^^;i/>r >K-;u ( 1 1 8 ) (0.032g) <£^#fco 

[{b^ti (118) <Dmm 

'H-NMa(DMS0-d6,dppffl) : 1.14(1H, nt). 1.26(2H, i), 1.46(2H, m), 1.60(1H. 
m), 1.79(2H. d, J=11.6Hz), 2.00{2H, d, J=10.4Hz), 2.29(3H, s), 3,57(1H. 
m). 4.08(2H, s), 6.93(1H. d, J=8.3Hz), 7.26(1H. d. J=8.2Hz), 7.34(1H, d. 
J=8.4Hz), 7.62{2H, m), 8.03(1H, s), 11.39(1H, s), 11.60(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1657cr'o 
mp : 176-181-00 

<^JB^J9 0 ; 5- (3-^DD- 1 -rD;t>;^;u:^-;u^;i/;'?^-r;u) 
-3- (2, 4~i^^uu^yi>ji) - 2-^^;U'f > h'-;!/ (i i 9) ;!a:;3 
- (2, A-i/^uD^yi/ji,) -2-^^;u-5- (ru;^>:^ju^ h~ i- 

^ )i:h)\^7n-)v) > ( 1 2 o) 0^m> 

5 -:^;i/^^$/-3- (2, 4 -i^^OD'^cvi/;!/) - 2 - ^^)V^ > 
(0.334g) . N. N'-:*j;i/^-;i/i^^ ^^'J-JV (0.243g) Z^OT, N-i^^^;U:j^ 

l-rn/^v) ;^;u;^>r^K (0.236g) sti^i^'T^tf tr^/^D-i/v-r-fey (0.22 

8g) ^nutx. ^^riABmmp^Ltzo o. sm^sj (ami) ^ijw^xmi^ti. 
loomi) ^m^x^mi^tzo ^mm^^mm. cn^mmLx'i§^ntzm^^^iy 
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^:li^UT5- (S-^uu- I ~ruJi>X}lt^zLjii3)V^^'E^ )[^) -3- ( 
2, 4'-i^Pau^>i;)V) -2-^^;H'> K-;i' (119) (O.lBOg) . R 
XJ^S" (2, 4~i^!7UU^>i^)V) -2-^f';i/-5- (rD.'^>;:^;i/^? a- 

1 ->r;i/;*j>'u^-;i') >f > K-;i/ ( i 2 o) (0,09ig) sf^feo 

[it-^m (119) COi^^f] 

'H-NMR(DMS0-d6.(5ppin) : 2.13(2H, m), 2.30(3H, s), 3.63(2H. t, J=7.5Hz), 
3.75(2H. t. J=6.5Hz), 4.09(2H, s), 6.93(1H, d, J=8.4Hz), 7.26(1H, dd, J= 
2.1 RXf 8.4Hz), 7.35(1H, d, J=8.5Hz), 7.61(1H, d. J=2.1Hz), 7,63(1H. dd 
, J=l,6 8.6Hz), 8.03(1H, s), 11.40(1H, s). ll.SOdH, brs)o 
IR(Nujol) : 1681cin-'o 
mp : 95.5-96.2°Co 
lit'^'^ (12 0) CDf^m 

'H-NMR(DMS0-d6,(Sppm) : 2.29(2H, m), 2.33(3H, s), 3.49(2H, t, J=7.0Hz), 
3.85(2H, t, J=6.6Hz), 4.06(2H. s), 7.02(1H, d, J=8.4Hz), 7.25(1H. m), 7. 
33(1H. d, J=8.4Hz). 7.39(1H. dd. J=1.4 St^ 8.4Hz), 7.58(iH, m), 7.72(1H 
, s), 11.33(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1658cin-'o 
mp : 197-198'Co 

<^mm9 1 ; 6- (1 -r^'>;^Jt.7n-;i/:*7;u;^^^';i/) - 2- (2. 4 
-i/^ua^^'y}]/) -a-^^^u-OK-^U (12 1) <D^^> 

6-ti)v^^^iy-2 - (2, 4:~v^uu^>iy)v) -a-^^^u-r > h'-;u 

(0.550g) . N, N'-:/3>'l/Ttf-;ui/^' ^ :5r^^-;Ko.400g) . I >7.}l^r^ 

K (0.340g) RV^t^T1f\::>>!;uO>7''^> (0.376g) - (1-7^ 

>7.Jl^^^}l±t}VJ^^^ Jl) -2- (2, 4~'J^uu^yi>}V) -3-^^;^ 
>r>K-;U ( 1 2 1 ) (0.250g) 

[fb-^tl (12 1) (Oi/^m 
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'H-NMR(DMS0-d6, dppm) : 0.86(3H, t, J=7.3Hz), 1.40{2H, sextet, J=7.4Hz) 
, 1.66{2H, quint. J=7.4Hz), 2.18(3H. s) , 3.50{2H, m), 4.19(2H, s), 7.09 
(IH, d, J=8.4Hz), 7.36{1H, dd, J=2.2 mi^ 8.4Hz), 7.51{1H, d, J=8.4Hz). 
7.57(1H. dd. J=1.5 StJ^ 8.4Hz), 7.62(1H. d, J=2.2Hz). 7.91(1H. d, J=1.5H 
z), 11.16(1H. brs),11.77(lH. brs)o 
la(Nujol) : 1666cin-'o 
MS(FD) : m/e 452(M)o 
inp : 215.5-216. rCo 

<nmm^ 2 ; 1- (2, A-i^^uu^yVM -3-^^;b-6- ( 1 
-^>^>;^;i/:t^-;u:^;UM*^^;i/) ^ > (12 2) <r>^WL> 

%mmb^oi5m:-'m\ 6-^;i/:K:^^-i- (2, A-'j^uu^yv)\^ 

) -3"P<^;i/'f>K-;U (0.46 g) ^ N. r l^'J-)V (0.3 

35g) . \--^y^y7.)\^tsyr\Y (0.312g) ti/r'^\it/^n^yv='(i> (0 
.314g) (2, A-V^uu^yV)\^) -3-^^;V-6- (l--^^^^' 

>x;v;tT-;u*r;u/^^-i';u) -i" > K-JU ( 1 2 2) (0.370g) *^ft^ii^^i:UT 

[{b^tJ (12 2) (D^m 

'H-NMR(DMS0-d6, 5ppm) : 0.80(3H, t, J=7.3Hz), 1.25(2H, sextet, J=7.6Hz) 
, 1.34(2H, quint, J=7.5Hz), 1.67(2H, quint. J::7.5Hz), 2.28(3H, s), 3.49( 
2H, m), 5.50(2H. s), 6.55(1H, d. J=8.4Hz), 7.32(1H. dd, J=2.0 St5 8.4Hz 
), 7.42(1H. s). 7.64(2H. s), 7.70(1H, d. J=2.0Hz), 8.10(1H, s),11.77(lH. 
brs)o 

IR(Nujol) : 1686ciD-'o 
mp : 116-117.5'Ce 

<ll5Se?<J9 3 ; 3- (2. A-V^uu^>i/}\^) -2-^^;i/-5- ( ( 
4 -^^;u^>-i^>) -f^u) -< > K— (12 3) <D'^^> 
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) -2-^^;i/-r > (o.334g) . }n,r-^)]^r>-)\^i^-c ^w-j]/ (0.243 

g) . (4-^^;i/^>-tf>) ;^;U;n>7'5 h* (0,257g) RXJ^i^TV}^iy^nr^> 
7^-lr> (0.228g) ;t)^^3- (2, 4 UD^ySy)\,) -2-^^;i/-5- ( 
(4-^^;u^>-l?>) ;^;i/:jTn;i/:*3;i/M^^;i/) > K-^b (123) (0.35 
6g) Sff fee 

[{b^tl (12 3) O^tS] 

'H-NMR(DMS0-d6,cJppm) : 2.28(3H, s), 2.37(3H, s), 4,06(2H,.s), 6.90(1H, 
d, J=8.4Hz), 7,25(1H, dd, J=8.4 2.2Hz), 7.30(1H, d, J=8.6Hz). 7.40( 
2H, d. J=8.2Hz), 7.53(1H, dd, J=8.7 &U 2.1Hz). 7.60(1H. d, J=2.2Hz), 7 
.85(2H, d. J=8.3Hz). 7.96(1H, s), 11.36(1H, s), 12.09(1H> s)c 
la(Nujol) : 1688cin-'o 
mp : 243-246'Co 

<mmm94 ; 3- (2, 4-S^^no^>i^;i/) -2-^^;i/-5- ( ( 
4--hD^>-t?>) x;U;t^-;i/:^;uM^^;u) ^ > (12 4) co^ftJc> 

mMmS 9<D:^mizm\ S-tUin'^^'y-Z- (2, 4'-i^^an^>i;)\, 
) -2->^;U>r > K-^U (0.334g) . N,N*-*;U^-;i/i^'f ^^^V-;i/ (0.243 
g) , (4-- hp/^>-t?>) XJlt^>Tl K (0.303g) SU^i/7'1f l^i/^D'i7> 
T^-fe^ (0.228g) A»e3- (2, 4-i^^DD^>i;;u) -2-^^;i/-5- ( 
(4-- hD^>-t?>) ;;;u:^:i;u;b;UM*^^';u) > K-;i/ (12 4) (0.35 

Og) $f#fCo 

[it^m (12 4) 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppiii) : 2.28(3H, s), 4.07(2H, s). 6.89(1H, d, J=8.4Hz), 
7.25(1H, dd, J=8,4 RV^ 2.1Hz), 7.32(1H, d. J=8.5Hz), 7.55(1H, d, J=8.5H 
z), 7.60(1H, d, J=2.0Hz), 7.97(1H, s), 8.21(2H, d, J=8.8Hz), 8.43(2H. d, 
J=8.9H^), lh41(lH, s). 12.50(1H, brs)o 
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IR(Nujol) : 1675cia-'o 
mp : 216-22rCo 

3 - (2 , 4-i^C^uu^>i>;i) -2-^^;u>r > K-;i/ (12 5) (D^^> 

nmms 9(D:^mzm\ 5~ti)V!r>^i^~3- (2, 4-i^^Du^>i;}\, 

) -2-^^;U'f (0.334g) . N,r-*;v:tt-;i/i^^ (0.243 

g) . (4-^aa^>^» 7.Jlt^>Tl K (0.287g) ^X^i/r-^\^i^i^ n^y 

(0.228g) ipe)5 - ( ( 4 - ^ □ D/>;>-t? >) :;^)l7t^r.jiti}Vj^=^^ }V) 
- 3 - (2 , 4-i^^DD'^>i:^;i') - 2-^^;!/-^ > K-^U (12 5) (0.19 
5g) ^mtdo 

[^b^tl (12 5) £0^^4] 

'H-NMa(DMSO-d6,<5ppiD) : 2.28(3H, s). 4.07{2H, s), 6.90(1H, d. J=8.5Hz), 
7.25(1H, dd, J=8.4 RV^ 2.3Hz), 7.32(1H, d, J=8.6Hz), 7.54(1H, dd, J=8,7 
RXf 1.5Hz). 7.61(1H, d, J=2.0Hz), 7.69(2H. d. J=8.6Hz), 7.97(3H, m). 1 
1.39(1H. s), 12.27(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1659cr'o 
mp : 133-136'Co 

<nMm9e ; 5 - ( (3 -^PP^y-tf >) x;u:^-;i/:^;uM^^';u) - 
3- (2, 4-t^^uo^>i/}l) -2-^^;i/^'> h'-)\/ (12 6) (D'^m> 

nMm5 9(D:^Wiizm\ 5-ij)]^^^^t/-3- (2, 4-i;^7DP-;>i;;u 
) -2-^^;b>f >K-;i/ (o.334g) . N.r-*;i':J^-;ui^'i' (0.243 

g) . (3 -::7Pn^>-^>) 7.j\^t^>ri h' (0.287g) StJ^v /'if t:i>^ n > 
T^-b> (0,228g) i?<bS- ( (S-^'PP'^v-yv) ;^;i/:^-;u:*j;v;\-^ ;!/) 
-3 - (2, 4-y^'po^>i^;i) -2-^^;n'>K-;u (12 6) (0.10 

7g) ^mtzo 

lit^^ (12 6) 0)^m 
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•H-NMR{DMS0-d6,dppm) : 2,28(3H, s). 4.07{2H, s), 6.gO(lH, d. J=8.5H2), 
7.25(1H, dd, J=8.4 RZJ^ 2.2Hz). 7.32(1H, d, J=8.5Hz), 7.55(1H, m), 7.60( 
IH, d, J=2.1Hz), 7.66(1H, t, J=8.0Hz), 7.79(1H, d. J=7.8Hz), 7.92(1H, d. 
J=7.7Hz), 7.95(1H. s), 7.98{1H. s). 11.40(1H, s), 12.31(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1687cr'o 
mp : 206-207*Co 

<^M^97 ; 5- { (2 -i7DD^>-l?>) >t.)l7t-^=.)lijjiy?^^-i)\,) - 
3- (2. 4-i/^na-<>iP)V) - 2 > K-;u (12 7) <D-^^> 

'MMm5 9a):fi^icm\ 5-i:)vni^i^-3- (2, uu-<yi>)\, 
) -2-^^;i/^> (0.334g) . N,N'-:^;i/:t<->iUi^'i' ^ (0.243 

g) . (2 -5^po-^>-fcf>) x;ui^>r^ K (o.287g) zit5i^rift:i/^7D'i7> 

y'^y (0.228g) ts^iob- ( ( 2 - ^ D > ) }\,) 

-3- (2» A-i/^un^yt/}\^) -2-^^;i/>i'> K-;i/ (127) (0.24 
Og) ^mzo 

lit^m (12 7) £0!^^4] 

'H-NME(DMS0-d6,(yppin) : 2.29(3H, s), 4.07(2H. s). 6.94(1H, d, J=8.4Hz). 
7.26(1H, dd. J=2.0 8.3Hz). 7.31(1H, d, J=8.6Hz), 7.56(1H, d, J=8.5H 
z), 7.61(3H. m). 7.68(1H, m), 8.06(1H, s), 8.15(1H, d, J=7.8Hz), 11.38(1 
H, s), 12.54(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1690cm- 'o 
mp : 224-226'Co 

<IIMl^J98 ; 3- (2, A-V^QU^i^i?}\^) -5- ( (4-7;i/^o 
'^>-y>) ::^;i'7^-;i/:^;i/>'N-^>r;u) - 2 > (12 8) oD^gSc 
> 

) - 2->^;U-<> (0.334g) . N,r-:tj;i'^-;Ui^-r ^^V*-;U (0.243 
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g) . {4-y)l:tu^>'^» 7.)\^^^>Tl K (0.263g) Rrii^TV'^^i^^ 
>7^-b> (0.228g) d*^3- (2. 4-i/^tiu^>i/)V) -5- ( (4-7;i/ 
:^-D^v-l?>) - 2 -^^;i/'<> (12 8) ( 

o.iaog) ^mzo 

lit^m (12 8) CDtHl] 

'H-NMR(DMSO-d6,<5ppin) : 2.28(3H, s), 4.07(2H, s). 6.90(1H, d, J=8.4Hz), 
7.25(1H. dd. J=1.9 ^XJ^ 8.4Hz). 7.32(1H, d, J=8.6Hz), 7.45(2H, t, J=a.7H 
z), 7.55(1H, d, J=8.5Hz), 7.60(1H, d, J=2.0Hz), 7.97(1H, s), 8.03(1H, d, 
J=8.6H2). 8.04(1H, d, J=8.8Hz). 11,38(1H, s), 12.22(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1685cm- 'o 
mp : 222-225'*Co 

<^mm^Q ; 3- (2, 4-t/^uo^>i?)V) -2-^^;u-5- (2 

x;i/:tt-;u?!3;UM^'f ;b) ^ y K-;i/ (12 9) o^^> 
0I»)J5 9 69;^^feC^^et^. 5-:*3;i/lf^i/-3- (2, 4~iy^uo^>i;)V 
) -2-^^;i/^ > K-;i/ (0.334g) . N,N'-:*3;U^-;i/S/W (0.243 

g) . 2-±y^\yyx)]/n-^>ri k (o.33ig) ;5fct>'>?rif b:i/i:7p.i7>7'-t> ( 
0.228g) **f>3- (2, 4-i^'^^DD/^>':^;i.) -2-^^;u-5- {2-i-y 
^\yy7.Jin-^zzjvti}\,/^^^ }l) ( 1 2 9 ) (0.132g) ^mtco 

lit^^ (12 9) (D^^il] 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppiD) : 2.27(3H, s), 4.06(2H, s), 6,90(1H, d, J=8.4Hz), 
7.24(1H, dd. J=8.4 Rlf 1.6Hz), 7.30(1H. d, J=8.5Hz), 7.53(1H, d, J=8.5H 
z), 7.59(1H, d, J=2.2Hz), 7.68(1H, t. J=8.1Hz). 7.73(1H, t, J=7.9Hz). 7. 
94(1H, dd, J=8.7;a^ 1.7Hz). 7.98(1H, s), 8.04(1H, d, J=8.1Hz), 8.12(1H 
, d, J=8.7Hz), 8.22(1H. d, J=8.1Hz). 8.65(1H. s), 11.36{1H, s), 12.27(1H 
, brs)o 

IR(Nujol) : 1688cm- 'o 
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mp : 219-224'Co 

<mmmi O O ; 3- {2, 4-VPuu^>i;)V) -2-;<^;b-5- ( 
( 1 -i-7^\y» 7.Jlyt'^:^)\/tl)VJ^^-( )l) ^> h'-^U (13 0) (D^^> 
nMm5 9(Dl5^l.zm\ S-tUV^^^i^-S- (2, 4-i/^DP^>i;;i. 
) -2-^f-;u^>K-;i/ {0.334g) ^ tiX-^)i^^^-}\^t^^ K^'J-JU (0.243 
g) . l'-i-y^\y>7.)Vt^>TK K (0.331ff) ]kXJFi/rV\^i^^a^>y'^y ( 
0.228g) i?^3- (2, 4-i;^Dn-;>';;;i/) -2-y^;u-5- 
^'U>>^;i/;t:-;i/:<7;u>''?^W';b) (13 0) (0.191g) $:f§feo 

[Yb^i^ (13 0) 0!^t4] 

'H-NMR{DMS0-(i6,(yppin) : 2.27(3H, s). 4.06(2H, s), 6.85(1H. d, J=8.4Hz), 
7,21(1H, dd, J=2,2 Sl5 8.3Hz), 7.27(1H. d, J=8.6Hz), 7.48(1H, dd. J=1.7 
mi 8.6Hz). 7.60(2H, m), 7.63(1H. d, J=2.2Hz). 7.72(1H, t, J=7.8Hz), 7 
.94(1H, s). 8.08{1H, m), 8,28(1H. d. J=8.3Hz), 8.36(1H, d, J=7.4Hz), 8.6 
9(1H. m), 11,35(1H, s), 12.50(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1693ciD-'o 
mp : 221-223'Co 

<%Mmi 0 1; 3 - (2, A-'y^uu^>i;)l) -2-^^;u-5- ( 
(2-^^;u^>-lf>) ;^;i/:n-;i/^;i/>'^^^';u) ^-vK-^u (13 1) <d^^ 
> 

WmS^<r>l3m^m\ 5-:^7;u^^v-3- (2, 4-y^DD^>v;i/ 
) -2-/^;i/>r'>K-;u (0.334g) . l^'J-)\^ (0.243 

g) ^ (2-p<^;i/^>-tf» x;u;}^>r^K (o.257g) ^fet;i^T-ifti/^D->> 
7^-tr> (0.228g) ti^ibZ- (2, 4 - i^^D n^>i;;i') -2-^^;u-5- ( 
(2 -^^;i/^>-t?>) ;^;i/4^-;u:tr;i/M^'r;u) > K-;u ( i 3 i ) (o.iso 

g) ^fffco 

ut^m- (13 1) 
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'H-NMR(DMS0-d6,(5ppiD) : 2.29(3H, s), 2.57(3H, s), 4.07(2H, s), 6.94{1H. 
d. J=8.4Hz), 7.25(1H. dd. J=2.1 RXf 8.4H2), 7.31(1H, t. J=7.6Hz). 7.36( 
IH. d, J=7.4H2), 7.43(1H. t, J=7.6Hz), 7.55{2H, m), 7.60{1H. d. J=2.1Hz) 
, 8.01(2H, m), 11.37{1H, s), 12.28{1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1689cm" o 
mp : 194-196°Co 

<nmmi 02 ; 3 - (2. 4-i^^aa^yi;}V) - 5- (2, 5-vp< 
^;i/^>-tr>) ;^;i/:}^n;i/:^;i/A-^.f;u-2-y^;u>t'>K-;i/ (13 2) <o^ 

^mm6 90:^^lzm\ 5-ti)l^^^i^-3 - (2, 4-yi'nD^>i;;u 
) -2-^^;i/^'> K-;u (0,334g) . }\,r-:hJ\^:f^=-)li^^ l^^J-Ji, (0.243 
g) ^ {2,b-i^A^)V^>-^» K (0.278g) Sti^i^ Tlf t:^/^ D 

0>y='t> (0.228g) tf^^3- (2, 4 -i?^ a a^>i^)i^) -5- (2, 5- 
y^^;U^>-t?>) X)Wt^-)Vij}\^/^^^ )\,-2-;<^J\/^ > I'-Jl (13 2) 
(0.285g) ^mzo 
Ut^^ (13 2) 

'H-NMR(DMS0-d6,5ppni) : 2.29(3H. s), 2.35(3H. s), 2.51(3H, s), 4.07(2H, 
s), 6.93(1H, d, J=8.4H2). 7.25(2H, m). 7.31(1H. d. J=8.5Hz), 7.36(1H, d. 
J=7.8Hz), 7.55(1H. dd. J=1.5 RTf 8.5Hz). 7.60(1H, d, J=2,lHz). 7.82(1H 
, s). 8.01(1H, s), 11,37(1H, s). 12.24(1H, s)o 
la(Nujol) : 1682ciD-'o 
mp : 228-238'Co 

<^^mx 0 3; 5- (4 -rp^^>-b*>) yt.}Ut^=^Jlt!Jl/'^=e^JV~3 
- (2, A-i/^uu^>^/}\,) -2-^^;i/-r>K-;i/ (133) co^^> 

nmm^9<nijmzm\ ^-^}\^ir>^i/~z- (2, A-v^uu^yv))^ 

) -2--;<^;H'> h*-;U C0.334g) . -ti)\^^^:^}V'y^ l^'J-'}\^ (0.243 
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g) . i4-yn^^>^» T^JUt^yTK K (0.354g) RTfiyy'^}^i/^a^> 
7''t> {0.228g) i?<b5- (4-rn^-<>-fef» :;(.)i.n'^-jvtiJl;i^^)i-3 
- (2, 4-i;^nn^>i;)i) - 2- y ( 1 3 3 ) (0.295g) 

Lit^^ (13 3) O^^m 

'H-NMR(DMS0-d6,<5ppni) : 2.28(3H, s), 4.07(2H, s). 6.90(1H. d, J=8.4Hz). 
7.25(1H, dd. J=1.7 8.3Hz). 7.32(1H, d, J=8.5Hz). 7.54(1H. d, J=8.5H 
z), 7.60{1H, d, J=2.0Hz). 7.84{2H. d. J=8.2Hz), 7.89(2H, d, J=8.7Hz), 7. 
97(1H. s). 11.39(1H. s). 12.28(1H. brs)o 
la(Nujol) : 1660CID 'o 
mp : 132-137'Co 

<mmmi04 ; 3- (2. 4-i;^ua^>i;j\.) -2-^^;u-5- ( 
(E) ~/3-7.9\y>Z)\yn'^=.JltiJV/^^^ ;\,) ^ > K-;u (13 4) (D^^> 

nMm5 9(o:^mizm\ b-ti)\^^.^u^3- (2. 4-s/^DD^>i;;i. 

) -2-^-3^;b^>K-;u (0.334g) . N.N'-*;i/;}1-;i.i;<^yv*-;i' (0.243 
g) . (E) -/?-;^^i/>::^;u:^>r^ h' (0.275g) StJ^>?T+J'e^>^D>t7>x 
■fe> (0.228g) i?^3' (2, 4-i;i:70D-<>i;;u) -2-;^^;u-5- ( ( 
E) -^-;^^l/>x;i/;^-;i/:<3;u/N-t>r;i') ^>K-;i/( 1 3 4) (0.242g) 

Ut^^ (13 4) (^i^tS] 

'H-NMR(DMS0-d6.dppni) : 2.29(3H. s). 4.08{2H, s), 6.90(1H, d. J=8.4Hz), 
7.25(1H, dd. J=8.4 2.0Hz), 7.33(1H. d, J=8.6Hz). 7.45(3H. m). 7.49( 
IH, d, J=15.4Hz), 7.61(3H. m), 7.76(2H. m), 8.05(1H, s). 11.38(1H, s), 1 
1.79(1H. brs)o 
IR(Nujol) : 1674ciD-'o 
mp : 190'-196'Co 
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<^JS^Jl 0 5; 3- (2. 4 -^:;^DD^>i;;i/) -2-^^;u-5- ( 
(4 - t:->ii/^>-i?>) 7.)it^-}vti)iJ'i=e'< )v) > c i 3 5 ) <d^^ 
> 

) -2-^f-;i/'<>K-;u (0.334g) . N,N'-:^;i/:n-;Ui/W (0.243 
g) ^ (4-t:->>U'^>-tf>) X;U:^>7^^ K {0.275g) St^i^TIf tTi/ D > 
•x-fe> (0.228g) ;«)»f,3- (2, 4-i^^Do^>i?;i') -2-^f->H/-5- ( 

(4 -K:i;i/^>-tf >) ;^;i/i^-;u*;uA^^;u) ^ > k-;^ (13 5) (0.17 
5g) ^mtzo 

Lit^^ (13 5) 

'H-NMR(DMS0-d6,dppni) : 2.28(3H, s). 4.07(2H, s), 5.45(1H, d, J=10.9Hz), 
e.OKlH, d, J=17.6Hz), 6.81(1H. dd, J=11.0 RV^ 17.6Hz), 6.90(1H. d. J= 

8.4Hz). 7.25(1H, m), 7.31(1H, d, J=8.5Hz), 7.54(1H, d, J=8.4Hz), 7.60(1H 

, s), 7.69(2H, d, J=8.2Hz), 7.93(2H, d, J=8.2Hz). 7.97(1H. s), 11.37(1H, 
s), 12.16(1H, brs)o 

IR(NujoI) : 1674cin 'o 

mp : 143-146'Co 
<nMmi 0 6; 5 - ( {4-y:^^)VT'J^>^» 

^)]^) - 3- ( 2 . 4 -i^i'DD-;>i;;v) -2-^^)\^-( > \>'-Jl (13 6) 

5 3 - (2, 4-i^!7av^>i^)]^) - 2 -^^^U-r > h'-;!/ 
(0,334g) , ^^XJFN,n'~ti)l^^-)Ui;^ ^V';-J\^ (0.243g) ^N. N-v 

-VUr^/^V-tfV) XJV7\i>Tl K (0.392g) s :fe J;t>'>^rif i> ^ D 'i' >7=-t: 
> (0.228g) SJfJDX.. 1 0 0-CT7K!Fr^j!]n^igf-|iUfe<, SiiSl?S^£^MtC^-r£fc?^L 
, ^uut^jlA (40idI) . ;J< (40ml) . i5<tt>* 1 ^^Ig^ (3id1) =£AD^T^?SU 
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tzo ^mm^M,E.TmmLxn^firzm^wzmm:ji^)i^ (40mi) . ^ imi) 

^#?>nfc^g^^^DD:n;i.A (4id1) ijj:m-r5^;u>f-;bx-7^;i/ (2nii) iy^ 

3- (2, 4.-i;^DD-<>i;;b) -2-^f-;i'>r > K-;u ( 1 3 6) (o.isog 
) ^mco 

lit^^ (13 6) i^i^ti] 

MMR(DMS0-d6,6ppni) : 2.28(3H, s), 4.07(2H, s), 6.91{1H, d, J=8.4Hz), 
7.25{1H, dd, J=2.1 and 8.3Hz), 7.32(1H. d. J=8.6Hz). 7.56(1H, dd, J=1.7 
and 8.6Hz). 7.60(1H. d, J=2.3Hz), 7,62(3H, m), 7.93(2H, m), 8.00(1H, m), 
8.06(2H, d. J=8.7Hz), 8.18(2H, d, J=8.7Hz), 11.39(1H, s), 12.34{1H. brs 

)o 

IR(Nujol) : 1677cin^o 
mp : 207-223Xo 

<mmmi01 ; 3- (2. 4-i^^nD-<>i;;u) -2-^^;u-5- ( 
(4 - h 'J 7;b:tP^^;i/^>-t?>) :^}it^^)\^tiJir^^^ )u) -i y K— ;u ( i 
3 7 ) (J^^^> 

-2-^^;n'>K-;u (o.334g) . n,n' ^ { 

0.243g) . (4- h';7;b:ta^^>iU'^>-tf>) x;b:t^>7'^ h* (0.338g) iJi 
r/^i^'T-»ft:i/^p«t7>x4:> (0.228g) >?pe>3- (2, 4 - n D^>i;;u) 
-a-^^^u-S- ( (4- h 'j 7;u:tPp(^;i''^>-tf>) x;u;t^x;i/*;uA-^ 
-f;!.) K-;u ( 1 3 7) (o.aeog) 

[{b^l^ (13 7) CDt/ti] 

MKR(DMS.0-d6,dppiii) : 2.28(3H, s), 4.07(2H, s), 6.90(1H, d. J=8.4Hz). 
7.25(1H. dd, J=2.2 and 8.4Hz), 7.32(1H, d, J=8.6Hz). 7.55(1H, dd, J=l,6 
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and 8,6Hz). 7.60(1H, d, J=2.2Hz), 7.98(1H, s), 8.01(2H, d, J=8.3Hz), 8.1 
7{2H, d. J=8.3Hz), 11.40(1H. s), 12.41(1H, brs)o 
IE{Nujol) : 1622cm"o 
mp : 147-15rCo 

<nMmi 08 ; 3- (2, A-V^uu^yV}V) -2-^^;u-5- ( 
(4-^^;i/- 1 1 -x>) 7.}\/it^=.}vti}\,}\=E-( }\^) ^ > h*-;!/ ( 

13 8) £0^J^> 



;u) -2-^^;n'>K-;i/ (0.400g) , N.N'-:^;u;n-;ui;^ ( 
0.388g) . (4-^f-;u- 1 K (0.391g) *j 

ctyfi^TIf t:i/^D'i7>x-b> (0.364g) if^iz^Z- (2, 4 - P D /^:> 
) -2-^^;i/-5- ( (4-p<^;u- i-^>^?- l-a^>) 
)^^^}]^) ^OK-;!/ (13 8) (0.218g) >£f|/io 
[^b^tl (13 8) cotfll] 

=H-NMR(DMSO-d6,(5pp]n) : 0.86{6H, d, J=6.6Hz). 1.71-1.80(1H. m). 2.14(2H. 

t, J=6.7Hz), 2.30(3H, s), 4.08(2H, s). 6.74-6.85(2H, m), 6.92C1H, d. J= 
8.4Hz), 7.26(1H, dd, J=2.1 and 8.4Hz), 7.34(1H, d. J=8,5Hz), 7.59(1H, d. 

J=1.3Hz), 7.61(1H. d. J=1.3Hz), 8.00(1H, d. J=1.3Hz), 11.38(1H, s), 11. 
79(1H; s)o 

IR(Nujol) : 1682cia=o 
mp : 199. 0-203. O'Co 

<nMmi 09 ; 3- (2, 4 a d -5 - ( (3, 

;< h^i^^>-fef>) ;<;i/^-;i/:<7;UA*^Y>'l/) - 2-A^)}/^> K-^U (13 9 

) o^m> 

;U) -2-A^}]^^'>Y'-}l (0.334g) . N,N'-*;i/:t^-;u>'V ( 
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0,243g) . (3, h^S/-<>-t?>) ;<;i.;^>7>5 K (0.326g) iiJiV^i? 

T'fM'^^utf^T'^y (0.228g) ^f,3- (2, 4-i;^Dn^>i;;i.) -5 
- ( (3, h^i/^>-tf>) ;^;l/;^:-;l/;!J;!/>'^-^ -f -2-yf-;i.-f 

VK-;u ( 1 3 9) (0.167g) ^Iffco 
[{b^tl (13 9) (^tll4] 

'H-NMR(DMS0-d6,<yppni) : 2.28(3H, s). 3.79(3H. s), 3.83(3H. s), 4.07(2H, 
s). 6.90(1H, d, J=8.4Hz), 7.15(1H, d, J=8.6Hz), 7.25(1H. dd, J=2.0 and 8 
.4Hz). 7.31(1H. d, J=8.6Hz), 7.45(1H, d, J=2.1Hz). 7.54(1H, dd, J=1.5 an 
d 8.6Hz), 7.57(1H. dd, J=2.1 and 8.6Hz), 7.60(1H, d. J=2.1Hz), 7.96(1H. 
s), 11.36(1H, s), 11.97(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1673cin-o 
mp : 148-152'Co 

<%mmi 10; 5 - ( (4-t-:^f-;i.^>-t?>) ;^;u4^-;u?t7;i.M^-f ;u 
) - 3- (2. ^-v^uu^^i/)],) -2-^f-;i/>r> K-;!/ (14 0) (n^ 

%mm\^^<D-nm:.m*^^ 5-;«3;u:tf+i>-3- (2, ^-^j^uu^-^^^ 

;u) -2-/^;i/^'> K-;u {0.334g) . n.N' -:ti;u^-;ui;>r ^ ( 
0.243g) . (4-t-rf-;U'><>-tf>) 7,)],it^yrx k (0.320g) J:tf ^ r-tf 
'y^ut^y^^iy (0.228g) ;!j*^5 - ( (4 -t-r^;u-;>-tf » 7s)\,ir^-})^± 

-<;!/) -3- (2, 4-i^^ua^yiy)i) - 2 -^^;i/>r > (1 
4 0 ) (0.123g) ^mzo 
[it-^m (14 0) f^i^tS] 

'H-NMR(DMS0-d6,(yppiD) : 1.28(9H. s), 2.28(3H, s). 4,07(2H, s), 6.91(1H, 
d, J=7.9Hz), 7.25(1H, d. J=8.3Hz), 7.31(1H, d, J=8.1Hz), 7.54(1H, d, J=8 
.2Hz). 7.61(3H, m), 7.89(2H. d, J=7.3Hz), 7.98(1H, s), 11.37(1H, s), 12. 
12(1H. brs)o 
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IR(Nujol) : 1688cm=o 
mp : 203-207'Co 

<mmmi l l ; 3- (2, ^-i^^uu-ot^jv) -2-^^;i/-5- ( 



;b) -2-^^;i/^> K-;u (0.250g) . N,N*-:3b;i/:t?-;i/i^>r ^ y*/-;L/ ( 
o.i82g) . (3-^^;i/'^^>-t?>) T.jin-^^n K (0.i92g) ij^tfi^rifei/ 

^□'i7>7^-t:> {0.171g) i?<o3~ {2. 4 - i^^ o D^>i^;i/) -2-^^;u 
- 5 - ( ( 3 -^^;i/^>-t?>) ;^;u:;t;-;i/5t3;uA^'r;i/) -f > K-;u (14 1 
) (0.200g) ^fifco 
[{b^tl (14 1) CDtllt] 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppiD) : 2.28(3H, s), 2.38(3H, s), 4.07(2H, s), 6.90(1H. 

d. J=8.4Hz), 7.25(1H, dd, J=2.1 and 8.3Hz), 7.30(1H. d, J=8.5Hz), 7.46-7 

.50{2H, Hi), 7.55(1H. d, J=8.5Hz), 7.60(1H. d, J=2.1Hz), 7.73-7.78(2H. m) 

. 7.97(1H, s), 11.36(1H, s), 12.14(1H, brs)o 

la(Nujol) : 1683cid'o 

mp : 105-1 15'C (tS^^W o 

<llirfii^]l 12; 3- (2, 4'i^^ua^>t^}l) -2-^^;i/-5- ( 
2 -;^-^^7>;^;i/4^-;i/^;uyN*^-r;u) -TVK-;!/ (14 2) (D^^y 

nmmi0 6o^:^m^^\^\ 5-*;i/4?^i^-3- (2, 4-i^^ua-<>v 
-2-/^;i/^ > h'-;i/ (0.107g) . N,N*-:^;i':t?-;i/i^>r ^yy-^u ( 

0,063g) . 2~:t^^>y^}lyt^>Tl K (0.075g) ^^Xfi^T-^}fi^^ur^>7' 
-tr> (0.059g) 7tj^f)3- (2, 4 -i^^ un^>i/}l) -2-/^;u-5- (2 
'-7ir^^>7.JV^^:^)[^tiJ\^^'^'e^ }V) ( 1 4 2 ) (0.032g) =£f§feo 

[fb^tl (14 2) 



> 
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'H-NMR(DMS0-d6.(yppiii) : 0.85(3H, J=7.7Hz). 1.2-1.5(8H, m). 1.43(3H, d 
, J=6.9Hz), 1.64(1H, m), 2.05(1H. m). 2.38(3H, s), 3.89(1H, m). 4.11(2H. 
s), 6.80(1H. d, J=8.3Hz), 7.04(1H. dd, J=2.0 and 8.3Hz), 7.36(1H, d, J= 
8.5Hz), 7.42(1H, d, J=2.0Hz), 7.60(1H, dd, J=1.6 and 8.5Hz), 7.84(1H, br 



IR(Nujol) : 1678cia'o 
nip : 181-182*Co 

<MMmi 13; 3- (2, 4 -i^^ un^>i^)l) -2-^^;b-5- ( 
(4 -7x-;i/^>-tf>) x;i/4^-;u^;i/>'^^>r;i/) >r > K-;i^ (14 3) 
J5Sc> 

;u) -2-;<f-;i/^ > (0.334g) . n.n' ^ ( 
0.243g) ^ (4-7x-;i/^>-<?>) 7.)l7t^>T^ (0.350g) ^tt^S^Tif t: 
i^^Dri7>7^^:> (0.228g) /p63- (2, 4 - n D^>y;i/) -2-^^ 
;i/-5- ( (4-7x-;u^>-fcf>) ;^;i/;n-;i/:^;u;^^>r;i') > h*— ;u (1 
4 3 ) (0.109g) ^mzo 
['fb^^ (14 3) CD Wi] 

'H-NMR(DMS0-d6,<5ppiD) : 2.28(3H, s), 4,07(2H, s), 6.91(1H, d. J=8.4Hz). 
7.25{1H, dd, J=2.0 and 8.3Hz), 7.32(1H, d. J=8.6Hz), 7.43(1H, t, J=7.3Hz 
), 7,50(2H. t, J=7.5Hz), 7.55(1H. dd. J=1.3 and 8.6Hz), 7.60(1H, d, J=l. 
9Hz), 7.73(2H. d, J=8.6Hz), 7,90(2H, d. J=8.5Hz), 7.99(1H. s), 8.04(2H. 
d, J=8.5Hz), 11.38(1H, s). 12.22(1H, brs)o 
IR(NujoI) : 1678cin-o 
mp : 206-207'Co 

<'^Mmi 14 ; 3-(2-^7DD-4 - 7 x-;u^>i/*;u) -5-> 
i/;b;u;nii;u-2-/^>'^'t'> (14 4) <D^^> 



s). 8.21(2H, brs)o 
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5-/ h=^ri/:*f;U:n-;i/-2-;<^;u-i'> K-;t/ (0.84g) ^ ^it2-pua- 
4-7x-;i.-;>i;;i. (2.0g) . L-MEm (1.07g) . 7^miti-h^)^A (0.3 
7g) . 3'>ib:^NU'>A {0.53g) . 1, A-i/^^^y (ISml) ^^XJ^yK (8ml 

7>r- (^i?ifSt:g^^ji^>ii//-.:^-t?->=i/4-i/2) -^mm^L, -^^-tt-^ 

-5-^ h:^S/:t;;u:K-;i/-2-^f-;n'>K-;u (1 44) ( 

0.965) ^f^feo 
[fb^^Bo (14 4) C7)t)ti] 

'H-NMR(DMS0-d6,dppiD) : 2.38(3H. s), 3,77(3H. s), 4.16(2H, s). 7.04(1H, 
d, J=8.1Hz), 7.36(2H. t, J=5.9Hz), 7.44(2H, t, J=7.2Hz), 7.48(1H, d, J=8 
.GHz), 7,65(3H, m), 7.74(1H, s), 7.96(1H, s), 11.36(1H. s)o 

<%M^l 1 5 ; 5-^;U;t1:^i/-3- { 2 - D □ - 4 - 7 x-;i/^>i; 
}\^) - 2 > (14 5) 0^i?Jc> 

3- (2-i^DD-4-7x-;U'>;>e/;u) -5-^ h 2 - 

p<^;u-r>H-;u (0.95g) tcx^^y-;], (Sal) , tK (5nl) ^XJ^i^miti- V 

-i^ATk^fg (o.29g) 4Ja^. sraMb^co U^^twxx^ 

s ^^a-rsc:^{cJ:»?-r5c:i:tcJ:l3 5-:t3;u:n^i/-3- (2-^dd-4- 
7x-;u^>i/;u) -2-/^;u>f >K-;u ( 1 4 5 ) (0.701g) ^ff^to 
[fb^^ (14 5) 

'H-NMR(DMS0-d6,<yppm) : 2.37(3H, s), 4.13(2H, s), 7.04(1H. d. J=8.1Hz), 
7.28(1H, d. J=8.5Hz), 7.36(1H. t, J=6,8Hz). 7.44(2H, t, J=7.6Hz), 7.47(1 
H, d. J=8.0Hz), 7.64(3H. m), 7.73(1H, d, J=1.8Hz), 7.92(1H. s), 11.24(1H 
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<nmmi 16; 3 - { (2-^DD-4-7x-;u) ^>i?ji) -2-^ 
14 6) cD^J5!6> 

-^>i^;u) .-2-^^;i.^>K-;u (0.30ig) . n,n' 

{0.195g) . (l--^>^-l-x>) ;<;L.:t;>r^ K (0.179g) .i5 
J:tJ^i;7'ifl^i^^Dri;>x^r> (0.183g) *»e,3- { ( 2 -i:? n d - 4 -7 x - 

^t^-fyu) ^>K-;i/ ( 1 4 6 ) (0.135g) ^'flfdo 
[<b^^ (14 6) o^m 

'H-NMa(DMS0-d6,(5ppm) :0.84(3H, t, J=7,4Hz), 1.42(2H, a), 2.21(2H, m), 2 
.33(3H, s). 4.14(2H. s). 6.75(1H, d, J=15.2H2), 6.83(1H, dt, J=6.4 and 1 
5.1Hz), 6.98(1H, d. J=8,0Hz), 7.35(2H. a). 7.42-7. 47(3H, 1). 7.60-7.64(3 
H. m), 7.74(1H. d, J=1.7H2), 8.07(1H, s), 11.38(1H, s), 11.81(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1654cni=o 
mp : 166-167'Co 

<nmmi l 7 ; 3- (2-:;7DD-4-7x-;^/^;>i;;^) -z-jA^j], 

-5 - (l--<.>^>ZJin'^nj\,ijj\,;^^^ji) ^>K_;u (14 7) CD-^fig> 

;b) -2-^f-;u><> K-;u (0.200g) , N.N'-;t7;i.;t^-;i.i;^ ( 
0.173g) , \--^>^i^7.)V^.yTX K (0.165g) ^^XfVT^\ii^^u^y7^ 
(0.162g) ^e,3- (2->^DD-4-7x-;i.^>i;;u) -2-^^;i.- 
5 - ( 1 ^^>^>;^;U;^-;U;(j;um:e^;u) k-;^ ( 1 4 7) (0.122g) 

[^b^tf (14 7) 
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'H-NMH(DMS0-d6,(yppji) : 0.79(3H. t, J=7.3Hz), 1.2M.41(4H, m), 1.65-1.7 
2(2H, i), 2.34{3H, s). 3.48(2H, t, J=7.7Hz), 4,16(2H. s), 7.01(1H, d, J= 
8.1Hz), 7.37(2H, d, J=8.2Hz), 7.42-7.49(3H. ni), 7.64(3H3 in), 7.75(iH, d. 
J=l,8Hz), 8.10(1H. s), 11.40{1H. s), 11.71(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1684cin-=o 
rap : 155. 5-156. 5'Co 

<MMmi 18; 5- (^y-tf >:;^;i/^-;i/7t3;unt'f - 3- ( (2- 
^DD-4-:7x-;i.) _2-^^;i.^> K-;b (14 8) co^fig> 

nmmi o e<D:^^izm\ 5-;b;i/:tf:^^-3- ( (2-i7PD-4-7x 

-<>i/Jl) -2-^^;u^> K-^l/ (0.225g) . N. N* 
iV'J-jv (o.22ig) . ^>-t?>x;u;^>r^ |r (o.2l4g) ij.ttJfi^r-tftri/^ 
o^>7'-k> (0.207g) A^e>5- ('^>-t?>;;^;i/:j;x;i/;b;i/A^>r;i/) - 3- ( 
(2-^'DD-4-7x^;i.) ^>i;;i/) - 2 > K-;u (14 8) ( 
0.057g) ^mza 
['fb^tl (14 8) (^tlfi] 

•H-NMR(DMSO-d6.(5ppm) : 2.32(3H. s), 4.13(2H, s), 6.97(1H. d. J=8.0Hz), 
7.31-7.37{2H, m). 7,42-7.47(3H. m), 7.54-7.67(6H. m). 7.73(1H. s), 7.96( 
2H, d. J=8,0Hz), 8.03(1H, s). ll,38(iH, s), 12.20(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1661cin =a 
mp : 134-137'Co 

<mMmi 19; 3 - (2, 4-i^^un^>i;)V) - 5- ( (4-x^;u 
^>-t?>) ZJ]/^^-}lti)l/^^>( ju) - Z-j^^Jl-i > (14 9) CD-^fi^ 

> 

^^mi 0 60ljmizm\ b-iJjvr^^'y-S- (2» 4-i^^'OD^>i; 
;u) -2-;<^)v^>\^-)\, {o.334g) > N, N' -:^;^:t^-;^i;'f = ( 

0.243g) . (4-x^;b^>-t*>) x;t'^>r^ K (0,278g) iJiUr^r-tfl^ 
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^D-^>7^^r> (0.228g) ^e)3- (2, 4 -i^^ ua^>i;)\,) -5- ( (4 
-x^;u^>-t?>) ;^;i/;t;-;u^;uM^-r;b) - 2 > ( 1 4 9 

) (0.108g) ^mzo 
[ib^tl (14 9) <Di^m 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppin) : 1.18(3H, t, J=7.5Hz), 2.28(3H, s), 2.67(2H, q, J 
=7.3Hz), 4.07(2H, s), 6.91(1H, d, J=8.3Hz), 7.25(1H, d. J=7.5Hz), 7,31(1 
H, d, J=8.4Hz), 7.44(2H. d. J=7.9Hz), 7.54(1H, d, J=8.6Hz), 7.60(1H. s), 
7.87(2H, d, J=8.0Hz), 7.97(1H. s), 11.37(1H. s), 12.10(1H, brs). 
la(Nujol) : 1682cm^o 
mp : 197-198 'Co 
<mt^mi 2 0; 5 - ( {4-n-r9-)i'^>-^» 
- 3- (2, 4-i^^ua^>i;ju) - 2 -/^;i/'f > K-;u (150) cd 

Ji) -2-^^;i/^'> K-;i/ (0.334g) . N,N'-^;i/;tf-;ui;^' = ( 

0.243g) . (4 -n-7'^;U^>-t?>) 7.Jin'^>ri K (0.320g) ^^V^iyT"^ 
tfi>^'a'i7>7=-fe> (0.228g) jiP^S - ( {4 ~ n-y^JV^>^» 
;i/*;uM^-f;i/) -a- (2. 4 -i^^^nn^vi^^u) -2 -^^;u>i' > 

( 1 5 0) (0.230g) ^fifeo 

C-fb^tl (15 0) 

'H-NMR(DMS0-d6,(Sppin) : 0.87{3H. t, J=7.3Hz), L28(2H. m). 1.55(2H, m), 
2.28{3H, s), 2.64(2H, t, J=7.6Hz), 4.07(2H, s), 6.90(1H, d, J=8.4Hz), 7. 
25(1H, dd, J=2.0 and 8.3Hz), 7.31(1H, d. J=8.6Hz), 7.42(1H. d, J=:8.2Hz), 
7.54(1H, dd, J=1.5 and 8.6Hz), 7.60(1H, d, J=2.0Hz), 7.87(2H, d, J=8.3H 
z), 7,97(1H, s), 11.37(1H. s), 12.09(1H, s)o 
IR(Nujol): 1659C1 o 
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mp : 154-155-00 

<nmmi 2 l ; 5- ( (4'-n~rh^iy^>-^» 7.}lt^-Jl±iJin^ 
- 3- (2, 4-i>^va^i^V}]y) -2-^^;i/-r>K-;u (15 1) 

MMMl 0 60:^^\zm\ 5-tiJVn'^^i/-3- (2, 4~i/^uu^>i/ 
jv) -2-^^)V'<yY-)\^ (0.334g) . N,N'-:i5j;b?l^-;bi>'>r ( 

0.243g) . (4-n-7'h^i/^>-fcf>) X;b:1^>r^ K (0.344g) ^Jjitri^r 
^fei/i7Dri7>7^H.> (0.228g) ^^5- ( (4-n-yh:^-$/-^>-t?» x;u 
-3- (2, 4 - i?:^ D - 2 ^^l/'f > K 

(1 5 1) (O.UOg) S?#fco 
[fb^t; (15 1) oMk'] 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppitt) : 0.91(3H. t, J=7.1Hz), 1.42(2H. m). 1.69(2H, m). 
2.28(3H, s), 4.04(2H, t, J=6.5Hz), 4.06(2H. s). 6.90(1H, d, J=8.3Hz), 7. 
10(2H, d, J=8.0Hz), 7.24(1H, d, J=8.0Hz), 7.30(1H. d, J=8.5Hz), 7.54(1H, 
d. J=8.5Hz). 7.60(1H, s), 7,88(2H, d, J=7.9Hz), 7.96(1H, s). 11.36(1H, 
s), 12.04(1H, brs)o 
IR(NujoI) : 1654cin^ 
mp : 185-189"Co 

<%mm 12 2; 3- (2, A-'J^uu^yV}\^) - 5-^ V^i^i:3)\^^^ 
-)l-2-jt^^J]/^yt^ > (15 2) (7)^^> 

^^STs h^)7}Vtomm (1.238g) h h ';x^;ui/7> (2.52g) (Oi^it/^ 
\y> (lOml) ^mi^s rjetrahedron, 42(16), 4511(1986)j izEmo^y^mz^*) 

-^mLtzb-/ h^^>*j;i/4f-;t'-2-^^;i/^3r>r > (O.soog) t2, 

4-i?^uv-<>XT)Vv=t\' (0.760g) ©^fb;<^U> (lOil) mr&^^iU^fz 
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( 1 5 2) (0.727g) ^mtzo 
[{b^t; (15 2) CD^m 

'H-NMa(CDCL.dppm) : 2.33{3H, s), 3.89(3H, s), 4.29(2H, s). 6.79(1H, d. 
J=8.3Hz), 7.02(1H. d, J=8.3Hz), 7.35(iH, d. J=8.6Hz). 7.42(1H, d. J=1.9H 
z), 7.92(1H. dd, J=1.3 and 8. 7Hz), 8.10(1H, s), 8.32(1H, brs)o 
<^mmi23\ 5-:ti;i/;t?:^>>-3- (2, 4 - i^*^ D D^> i/Vi,) - 2 
> K-;u (15 3) (D^^> 

nmmi i s(oi^mizm\ a - (2, 4-i/^aa^>i;)i) -5-^1.::^ 

i/:<7;i/:n-;u-2-^f-;i/^7j-'<> (0.950g) t^c, 6 J\^^^^i.- 3 - 

(2, 4-i>^aa^>i/jv) -2-^^)l^t^>\^-)\^ (15 3 ) (0.795g 
) ^mtco 

Lit^m (15 3) <Dmm 

•H-NMfi(DMS0-d6,<yppB) : 2.44(3H. s), 4.20(2H, s), 6,94(1H. d, J=8.3Hz). 
7.28{1H, dd. J=2.2 and 8.4Hz), 7.38(1H, d, J=8.6Hz), 7.62(1H. d, J=2.2Hz 
), 7.72(1H, d. J=8.7Hz), 7.92(1H, s), 11.79(1H, s). 12.44C1H, brs)o 

<mmmi 2 4; 3- (2. 4-i^i7ap-c>i;;i.) - 2 - ^ - 5 

- ( ( 1 -^>'^- 1 -x>) x;u:^^;i/:t7;i/M^>r;i/) ^ > (15 4) 

^JSfi?>Jl 0 6©;^^{c:^iei\ 5 3 - (2, 4-i^^'DD^>i; 



;u) -2-p<^;i/^:t'f (o.200g) . u,^* -tuvn-^i^jvi^^ iv^J- 

JV (0.177g) . l-x» ;^;i/:1^>T^ K (0.163g) ^XV^i^T 

iffcTv^^ne^VT^-feV (0.166g) ;{}*e3- (2. 4 - i^^:^ d vi;;i.) -2- 
^^;i/^:r-5- ( ( 1 -^v^- 1 -x>) ::^;i/:tT-;b;b;i/>''t^>r;i/) ^ > h* 
( 1 5 4 ) (0.068g) ^mtco 

[fb^ti (15 4) 

'H-NMa(DMS0-d6,dppiD) : 0.86(3H. t, J=7,4Hz), 1.40-1.49(2H. m), 2.23(2H, 
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q, J=7,2Hz). 2.41(3H, s), 4.18(2H, s), 6,76(1H. d, J=6.0Hz), 6.82-6.89( 
2H, m), 7.26(1H, dd, J=1.9 and 8.4Hz). 7.40(1H, d. J=8.7Hz), 7.63(1H, d, 

J=2.0Hz), 7.70(1H. d, J=8.8Hz). 8.07(1H, s), 11.86(1H, brs), 11.88(1H, 
brs)o 

IR(Nujol) : 1682cm^c 
mp : 140. 5-142. 0"Co 

<IIM^J125 ; 5- ('^>-l?>;^;i/:}^-;b:ib;w?^^;u) - 3- (2, 4 
-i?^uu^>i^jl) ~2-^9-)l^7^^ > (15 5) <D^^> 

nrnmi 0 e(Dy3mi^m\ 5-*;i/;ti:^ri>-3- (2, A-'j^uu^^i^ 
;u) - 2-^^;i/^^>f > (o.ieog) . N,N'-*;^:J<-;i/i^-< 
;u (0.092g) . ^>-tf >;^;u^>7'^ k (0.089g) i5J:tri^T-tf hr^^7Dri7>7^ 
-b> (0.086g) A>t,5- ('^>-l?>x;i/;fv-;i/;tj;i/y\*^>r;i') - 3- (2, 4- 
i;^uu^yi/}\,) -2-^f-;b5":r-<>K-;i/ (15 5) (O.loOg) $tf?to 

[fb^tl (15 5) 

'H-NMR(DMS0-d6,<5ppiD) : 2.41(3H, s), 4.17(2H. s), 6.82(1H, d, J=8.4Hz), 
7.26(1H, dd, J=2.1 and 8.3Hz), 7.38(1H, d. J=8,7Hz), 7.60-7.66(4H, m), 7 
.70{1H. t, J=7.3Hz). 7,98(2H, d, J=7.5Hz), 8.04(1H. s), 11.88(1H, brs), 
12.26(1H. brs)o 
IR(Nujol) : 1698cin^o 
mp : 223. 0-226. O'Co 

<%mmi2^\ 3- (2, 4-i;^DD^>i;;i.) -2-^^;i/^:t-5 
- ( 1 -^>^>;^;i/4^-;u±i;uA-^^;b) ^ > h*-;u (15 6) <D^^> 

))^) -2-;^f-;i/^:t^> K-;u (0.200g) . N, -:*J>'l':t^-;i/i^>r ^ ^^V- 
)\^ (0.177g) , 1 -^>^'>;^;U4^>T^ K (0.165g) ^X-(I'JT^)^'yi^u^ 
>T^-tr> (0.166g) iy^b^- (2, A -i/^ uu^yi/}\^) -2-^^;i/^;t- 
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5- ( l-^>^>7.JVt^=.)]^t!}\^^'i'e^ }\^) ^ > (15 6) (0.218g) 

Lit^m (15 6) mm 

'H-NMR(DMS0-d6,<5ppa) : 0.81(3H, t, J=7.3Hz). 1.22-1.31(2H. m), 1.31-1.3 
9(2H. m), 1.53-1.70(2H. m), 2.42(3H, d, J=0.7Hz). 3.49(2H, t, J=7.5Hz). 
4.19(2H, s), 6.85(1H, d, J=8.4Hz), 7.26(1H, d, J=8.4Hz), 7.42(1H, d, J=8 
.7Hz), 7.63(1H, d, J=1.9Hz), 7.72(1H, d, J=8.6Hz), 8.09(1H, s), 11.76(1H 
, s), 11.89(1H, s)o 
IR(Nujol) ; 1682cm^o 
mp : 176. 5-180. O'Co 
<mMm \ 2 7; 3 - (2, 4~i^^au^>i/)V) -2-/^)1-5 - ( 
( 1 -^V^'- 1 , 3-i?x>) ;^;i/;^-;i/:*;;i/;t^-r;i/) ^ > K-;u (15 7 
) <D^m> 

mmmio6<D:^^fzm\ 5-t!)v^^^i^-3- (2. 4~i^^uu^>i^ 

;u) -2-^^;i/^>K-;i/ (o.300g) . n.n' ^ ( 

0.291g) . (l-^V^'-l, 3->'x» X)lt^>ri\^ (0.264g) ^^V^i^ 

r-^^^iy^wtpyy^-^y (0.273g) *^^,3- (2, 4->'^DD-c>i;;i/) -2 
-^^;u-5- ( (l-^^^'-i, 3-'yj^» x;^:t:-;^^;^>'^•^'t'>'^) 

>K-;i/ ( 1 5 7 ) (0.174g) ^mtzo 
[fb^tl (15 7) <D^m 

'H-NMR(DMS0-d6,dppm) : 1.83(3H, d, J=6.4Hz), 2.30(3H, s), 4.09(2H, s), 
6.25-6. 42(2H. m), 6.77(1H. d, J=14.8Hz), 6.92(1H, d, J=8,4Hz). 7.18(1H. 
dd, J=9.5 and 14.8Hz), 7.26(1H, dd, J=2.2 and 8.4Hz), 7.34(1H. d, J=8,5H 
z). 7.61(2H, m), 8,02(1H, s), 11,38(1H. brs). 11.82(1H. brs)o 
IR(Nujol) : 1682cm 'o 
op : 174": 0-177. 0*Co 



wo 98/15530 



PCT/JP97/035W 



117 

- 3- (2, 4-i^^nu^>iy}V) - 2-A^}V^ > K-;i/ (15 8 
) CO-^5So> 

;u) -2-^f-;i/'i'>h*-;i' (o.300g) . N.N'-:^;i/:J^-;i/y'i' ( 
0.291g) . (2-v'^D7'n t;i/x^u>) x;i/:?n-;U;tj;W^^'f 71/ (0.264g) 
^*J;tri^riftfi/^0'j7>7^-fe> {0.273g) ^pf,5 - ( ( 2 nrn ejux 
^u>) ::<;l/;t:-;l/*;^/^•^>r;l/) -3- (2, 4 -i^^DD/>;>i^;i/) -2- 

> ( 1 5 8) (0,180g) :£|§;to 

[{b^tJ (15 8) cotit* ] 

'H-NMR(DMS0-d6,dppiD) : 0.70-0.74(2H, m), 0.94-0. 98(2H, m). 1.68-1.77(1H 
, m), 2.30(3H, s), 4.09(2H, s), 6.34(1H, dd, J=10.4 and 14.8Hz), 6.84(1H 
, d, J=14.8Hz), 6.92(1H. d, J=8.4H2), 7.27(1H, dd, J=2.2 and 8.4Hz), 7.3 
4(1H. d J=8.6Hz), 7,62(2H, m), 8.02(1H, s), 11.38(1H, brs), 11.73(1H, br 

s)o 

IR(Nujol) : 1684CD o 
nip : 172. 5-174. 0'Co 
<%Mmi2^ ; 3- (2, A-V^ua^>V)\^) -2-^^;i/-5- ( 
(4-/^;u- (E) -i3-:^^\^y) x;i/^-;u:^7;u>'^^ ;u) ^'^K-^u ( 
15 9) (0^^> 

;L') -2-p«^;i/-r > k-vu (o.200g) . N,N'-:^;i/:n-;i/i^^' ^^^/-^i^ ( 

0.126g) . (4-;<^;u- (E) -/?-;^^l/>) ::^;i/^>ri K (0.153g) ^ 
X.XfVr^M'^^utfy^r'zy (O.USg) 7!?i?>3- (2, 4-vi:7nD^>i^;i' 
) -2-^^;b-5- ( (4-^^;u- (E) -/?-;<^i'>) ;^;i/4^-;u;t3;i/ 
^^^-f;!.) -ryh'-;!/ (15 9) (o.i22g) Sff/io 
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[{b^ti (15 9) (Drnm 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppni) : 2.29{3H, s), 2.34(3H, s), 4.08{2H, s), 6.91(1H, 
d, J=8.4Hz), 7.26(3H. m), 7.34(1H, d, J=8,5Hz), 7,42(1H, d, J=15.4Hz), 7 
.56-7.67(5H, m), 8.05(1H, s), 11.38(1H, brs), 11.95(1H, brs)o 
lE(Nujol) : 1678cm o 
ip : 253. 5-255. 0"Co 

<mMmi 3 0; 3 - (2, 4 -i^^n D^>s;;i/) -5 - ( (4-^ h:^ 
>- (E) -/7-x^u>) 7.)Ut^=^}i±}iJ^^>(j\^) -2-/^;i/^> K-;u 
(16 0) (D^m> 

mMmi 0 S<Dl3mcm\ 5-:/j;i'^^'>-3- (2. A-V^uu^yv 
;b) -2'-/^;H'>h'-;U (0.200g) . N,N*-p(7;U^-;i.i;-< ^:$?'>/-;b ( 
0.126g) . (4~> V^'y (E) 7.)]^^^>yK h* (0.165g) 

i5i:t;fi^rif t:i/^Dri7>x-b> (O.llSg) 7!p^3- (2, 4->'^'nD-^>i; 
;i') -5- ( (4-^ h^i^- (E) -;5-;^5^U>) 7.}l-^s=.}\,-h}Vj%=E^ )l 
) - 2-^^)\^^>\^-')l ( 1 6 0) (0.067g) ^mtzo 
lit^^ (16 0) C0!^(4] 

'H-NMR(DMS0-d6,(Sppni) : 2.29(3H, s), 3.80(3H, s), 4.08(2H, s), 6.91(1H, 
d, J=8,5Hz), 6.99(2H. d. J=8.8Hz), 7.25(1H. dd, J=8.4 and 2.1Hz), 7.32(1 
H, d, J=15.4Hz), 7,33(1H, d, J=8.4Hz), 7.55(1H, d, J=15.4Hz), 7.60-7.64( 
2H, m), 7.71(2H. d. J=8.7Hz), 8,05(1H, s), 11.37(1H. s), 11.89(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1674cm=o 
inp : 227. 5-231. 0'Co 

<nM^\l 3 1; 3- (2, 4~i^^nn^>i/ji) -5-^ h^i^tDl^^*^ 
r:;i/-2- (^ \>^i^^^)l) ■< > K-;i/ (16 1) (^^^> 

MJ 7;b;*-pg^^ (1.14g) . 43J:^/h Uxf-;i/i/^> (2.33g) ^i/^nuA 
^> (lOnl) {zmt^^^Tcm^^OXiZ^mi^. ZZ^S-A h^i^ti)\^n'^zi)\,- 
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2- (p« K-^b (l.lOg) . ^^U2, A-'J^uu^yxr 

;UxtK (0.96g) ^V^uu/^^y {20il) lrj^:&^bf3^?^S?iSTbfco SJSit 
^fcO-CT-aiftP^^t^Ufc^. 1 0%7jc^{b:^h U-i^ATKM (Snil) . ^^^dd:};;!. 

A (40e1) . fisin^^TK (40ini) ^£ii^j;An^T^?« tfco mmm-^mT^mM^v 

a^hir^y^" (g^i?x^;i//-s^1f >= 3/7 ) 7?1i^tSci:Cc J: 3 - 
(2, 4-v^7PP^>i:^;i/) h^i/*;u:n^;i/-2- h^^v;^^ 

<>K-;u (1 6 1) (o,6ig) 'Sf^fco 
[fb^t; (16 1) co^^i] 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppiD) :3.37(3H, s), 3.90(3H, s), 4.16{2H, s), 4.54(2H, s 
). 6.86(1H. d, J=8.4Hz), 7.04{1H. dd, J=2.2 and 8.4H2), 7.33{1H, d, J=9. 
6. Hz), 7.41(1H, d, J=2.2Hz), 7.90(1H, dd, J=1.5 and 8.5Hz). 8.15(1H, s), 
8.53(1H, brs)o 

<n^mi 3 2 ; 5~t!)\/^^^i/-3~ (2, A~t/^au^>t;}l) -2 
- {A ^>K-;i/ (16 2) <D^l&> 

nmmi l 5^^^7^^£C^^ev^3- (2, ^-i^^nn^yiyjl) -S-Ah^'y 
*;i/:i<-;u-2 - {;^h^'y;<^)l) > K-;u (0.61g) jf^e) 5 -:<3;^;t^:^i/- 
3- (2, 4~i^^un^>i;)]/) -2 - h^i';^^;!/) -OK-;!/ (1 6 
2) (0.56g) <£f^fco 

<mMmi 3 3; 3- (2. 4 -^i?nD^>i;;i/) -2-^ 

-5 - ( 1 -^v^>;^;^:1^-;^:^;i/>'^*^^;l/) ^r^h'-;!/ (16 3) c^^fi£> 

I^M^J 1 0 6£0^?£tct$iN, 5-:b;i/7n:^ri^-3- (2, 
;b) -2-;^ > K";U (0.364g) . N,N'-;t3;i/:^f-;i^>^'r ^ 

V-;U (0.243g) . \-^y^y7.)\^if^yTX Y (0.227g) :fc J;tJf rif □ 
^>x-tr> (0..228g) is^^Z- (2, 4 -i/*^ □ D-^>>Vl/} -2-^ h^^i/;^ 
^;u-5- ( 1 -^>^'>:^;i/:^-;i/*f;un^'i';i') ^>K-;L' (163) (o. 
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ii5g) ^mco 

[ih^^ (16 3) mm 

'H-NMR(DMSO-d6,(5ppin) : 0.80(3H, t, J=7.3Hz), 1.25(2H, m), 1.34(2H, m), 
1,66(2H, m), 3.32(3H, s), 3.48(2H. t. J=7.7Hz), 4.17(2H, s), 4.51(2H, s) 
, 6.92(1H, d, J=8.4Hz). 7.25(1H. dd, J=2.1 and 8.3Hz), 7.41(1H. d. J=8.6 
Hz), 7.62(1H. d, J=2.1H2). 7.69(1H, dd, J=1.5 and 8.6Hz). 8.10(1H, s), 1 
1.64(1H, s), 11.73(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1685cin o 
mp : 189-192'Co 

<m^mi 34 ; 3- ( (1 -r^^:^7^^>-2--^;^) pt^;i/) -2 
-/^;i/-5- ( (E) ->5-;^^u>) :^)i7i'.-j\,t!)iji^>()i) 
(164) <D-^m> 

mmmi 0 6<Diimizm\ 3- ( (i-rD^:h7^i/>-2->r;u) 

;i/) -5'-tl)l^^^iy-2-;<^)V^>\^-)]y (0.237g) . N, N' 
i^^lV^J-Jl^ (0.162g) . (E) -/3-^^]y>:X}U^r^ri]^ (0.183g) ^ 
J;tJfvrift:v^Dri7>x-l:> (0.152g) A^'f, 3 - ( (1 -yp^:^-7 U >- 
a-^';!^) p<f-;u) -2-p<5";u-5- ( (E) -;5-;<^L/>) 
;ws^-r;i/) >r> K-^i' (1 6 4) (o.osog) ^f#^co 

[{b^^ (164) <omm 

'H-NMR(DMS0-d6.(yppm) : 2.31(3H, s), 4.37(2H, s), 7.10(1H, d. J=8.5Hz), 
7.34(1H, d. J=8.6Hz), 7.43(3H, m), 7.47(1H, d, J=15.4Hz), 7.55(1H, t. J= 
7.7Hz), 7.60(1H, d, J=15.9Hz), 7.62(1H, m), 7.67{1H, m), 7.74(2H, m), 7. 
78(1H, d, J=8.5Hz), 7.88(1H, d, J=8.0Hz), 8.12(1H. s), 8.26(1H, d, J=8.6 
Hz), U.38(1H, s), 11.97(1H, s)o 
IR(Nujol) : 1674cm 'o 
mp : 235-238"Co 
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<nMmi 35; 3- { il-yu^±7^U>''2-^}l) -2 
-^^)V-S- (4 - t-;i/^>Hf >) 7.J]/'!n:i)Vti}VJ^'^^ )\^) >H-;i/ ( 
16 5) <D^^> 

n^miOQCDy^mfC'mK 3- ( (l-^Dt:h7^U>-2-Y;i/) 
;!/) -5-;t7;i'^^i>-2-^^;i'>f > K-;U (0.237g) . N.N' -:<3;u:n-;u 
i>-(lV'J'-)\^ (o.i62g) . (4-ti:-;u^>^?>) :?^;u?^>r^ H (0.l83g) 
ii^XJ^i/T-^)iiy^a^>y''{z> (0.152g) 5?p^3-- ( {l-ru^i-y^u^ 
-2-^)\/) -2-;<^;u-5- (4-t;-;u^>-tf>) ;^;u:t^->fb:^j 

-f^K-;!/ (16 5) (O.nog) ^ntzo 
[^b^tl (16 5) 

'H-NMR(DMS0-d6,dppm) : 2.30(3H, s), 4.36(2H. s). 5.44(1H, d. J=il,OHz), 
5.99(1H, d, J=17.6Hz), 6.79(1H. dd, J=1L1 and 17.7Hz), 7.10(1H, d, J=8 
.4Hz). 7.32(1H. d, J=8.6Hz), 7.55(2H. m), 7.67{3H, m). 7.78(1H, d. J=8.5 
Hz). 7.90(3H. m), 8.04(1H, s), 8.26(1H. d, J=8.4H2). 11.38(1H, s), 12.16 
(IH, s)o 

lE(Nujol) : 1674cin'o 
rap : 222-224'Co 

K'nMmi 3 6; 3 - ( ( 1 --fXi^i-y^\^>-2-^)\^) -2 
-pt^;i.-5- (p- V )\^:i^>7.)\^t-i^}\^i:3)\^n=^^ M K-^l/ (16 6) 

%mm \ Q^(r>i5m^m\ 3- ( (i-rD^:h7^i/>-2-i';u) 

;i/) -5-:^j;i/:t^:3t^v-2-^^;L"l'> h'-;i/ (0.237g) . N,N' -:^;u;f?-;i^ 
V^iy'J-)\^ (0,162g) . p- h;ux>;^;i/:t^>r^ Y (0,171g) iJj:tJfi^T 
ift:'>^'Dri7>7^-l:> (0.152g) tf^^3- ( ( l-rD^:h7^^U>-2->r;u 

) ^^;i/) -2-^^;i/-5- (p- h;ux>;<;i/;^-;i'*;i/^>'^^;u) ><> K 
( 1 6 6 ) (0.145g) ^ntzo 
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[fb^tl (16 6) (D^m 

'H-NMR(DMS0-d6,dppm) : 2,30(3H, s), 2.35(3H, s), 4.36(2H. s), 7.09(1H, 
d, J=8.5Hz), 7.31(1H, d. J=8.6Hz), 7.37{2H, d. J=8.1Hz), 7.54(2H. m), 7. 
67(1H, t, J=7.9Hz), 7.78(1H, d. J=8,5Hz), 7.83(2H, d. J=8.2Hz). 7.89(1H, 

d. J=8.2Hz), 8.03(1H. s), 8.26(1H, d. J=8.6Hz). 1L37{1H. s)» 12.09(1H, 

brs)o 

IR{Nujol) : 1674cm^o 
mp : 260-262'Co 

<flM0i\ 13 7; 5 - ('^V-tf - 3 - ( ( 1 _ 

yu=e±y^i^>-2-^A) - 2 > k-;u (1 6 7) co-^ 

5Si> 

mmmi 0 6<D:^micm\ 3 - ( (i->^p^±7^^u>-2-^;i/) 

-5-:h)im^i^-2-M^^Jl^ (0.237g) . N .N' -t})V:n=.)\^ 

t/^ l^r^j-ji (0.l62g) . ^>^>:^)it^>ri K (0.l57g) ij J:i;>?rif t: 
i/^urtpi^y^-t^ (0.152g) ^^,5- {^>-^>7.)V-t^^J]/tt)\^/i^^ Jl) -3 
- ( (l-y'u^'^y^u>-2~^ ji) /^ji) -2-;<^;u>r>K-;u (i 
6 7) (0.120g) ^mtzo 
[it^m (16 7) (D^m 

'H-NMR(DMS0-d6,(5ppni) : 2.30{3H. s), 4.36(2H, s), 7.09(1H. d. J=8.5Hz), 
7.32(1H, d. J=8.5Hz), 7.53-7.60(4H, m). 7.67(2H, m). 7.78(1H. d, J=8.5Hz 
), 7.89(1H. d, J=8.2Hz). 7.95(2H, m). 8.05(1H, s), 8.26(1H, d. J=8.5Hz). 
n.38(lH, s), 12.18(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1674cin-=o 
mp : 159-16rCo 

<^mmi3Q ; 3- ( (2-^>nD-4-7x-;u) -2-^ 
5 - ( (E) -/?-;^^u>x;u4^-;i/;t3;u;'T^>r;u) >i' > K-;u ( i 6 
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8)(0^fiJc> 

^>i;;i/) -2-^^;i/^> h--;u (0.226g) . ~~:h)vr^-jup^ 
(0.162g) s (E) -/3-:<^U>X)V7ti>TK K (0.183g) i^XXJ^ 
i;TV\^i^^a^>y=^> (0.152g) ;?pf>3- ( ( 2 - P D - 4 - 7 x 
^>>^;i/) -2-^5';u-5- ( (E) -/3-:^^u>7.)i^^=.)\^t!)V/\^^)\, 
)-r>K-;u( 1 6 8) (0.107g) $f#:to 

[{b^!^ (16 8) 

'H-NMa{DMS0-d6,(5ppin) : 2.32{3H, s), 4.14(2H, s). 6.98(1H, d, J=8.1Hz), 
7.35{2H, in), 7.43(6H, m). 7.48(1H, d, J=l5.6Hz). 7.63(4H, m). 7.74(3H, id 
), a.lKlH, s), 11.38(1H, s), n.99(lH, br3)o 
IR(Nujol) : 1670cin'o 
mp : 232-235°Co 

<nmm 139; a - ( (2-^dd-4-7x-;i/) -oi^jv) -2-/ 

^;u-5- { (4-b:-;i/'^>-tf>) 7.)vn'^^)\^t!)\^^^'t^ jv) (1 
6 9 ) <D-^^> 

nmrni 0 d-ttjiy^r^^ty-d- ( (2-^dp-4-7x 

^>i^}l) -2-^^}l^>h'-)l (0.226g) . N,N*-:*7;i/4?-;i/i;^ 
IV'J-)U (0.162g) . {4-t-;u-;>-tf>) K (0.183g) ib'J: 

rri^r-tf t:i/^7D'i7>7^-fe> (0.152g) i?^3- ( (2-^^dd-4-7x-;|/ 
) ^>ty}V) -2-^^;i/-5- ( (4-t:-;i/^>'if>) 

^ > ( 1 6 9) (0.078g) ^f^fco 

[fb^^ (16 9) cotl^i] 

'H-NMR(DMS0-d6,dppiD) : 2.32(3H, s), 4.13(2H, s), 5.44(1H, d, J=11.0Hz), 
5.98(1H, d. J=17:6Hz), 6.79(1H, dd. J=17.5 and 10.9Hz), 6.98{1H, d, J=8 
.IHz), 7,32(1H. d. J=8.6Hz), 7.36(1H, d, J=7.4Hz), 7.42-7. 47(3H, m), 7.5 
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4(1H, dd. J=8.4 and 2.0Hz). 7.63(2H. m). 7.67(2H, d. J=8,5Hz), 7.73{1H, 
d, J=1.8Hz). 7.91(2H, d, J=8.5Hz), 8.03(1H, s). 11.37(1H, s), 12.21(1H, 
brs)o 

IR(Nujol) : 1670cm"o 
mp : 204-210'Co 

;u (17 0) o)^^> 

-5-:b;i.^^i^-2-^f-;i/>c>K-;i/ {0.237g) s N,N' 
I ^'J-)V (0.162g) . ( 1 1 -:^» :^)Vt^>T^ K (0.149g 

) ^XV^i^T-^\^i^^u^>y'-t> (0.152g) iy^i^S- ( (i-yu^±7^U 
>-2-'l';u) -2-^^;i/-5- ( (l--^>^-l-x>) 

-Oh'-fV ( 1 7 0 ) (0.058g) ^£^#;to 
CYb^l^n (17 0) omm 

'H-NMR(DMS0-d6,c5ppin) : 0.83(3H, brs), 1.41(2H, m), 2.19(2H, m), 2.32(3H 
, s), 4.37(2H. s). 6.73(1H, d, J=14.9Hz). 6.80(1H, m), 7.10{1H. d, J=8.1 
Hz), 7.34(1H, d, J=8.3Hz), 7.55{1H, m). 7.60(1H, d, J=8.2Hz), 7.67(1H, m 
), 7.78(1H, d, J=8.2Hz), 7.89(1H, d, J=7.8Hz), 8.07(1H, s), 8.27(1H, d, 
J=8.1H2), 11.38(1H, s). 1L79(1H. brs)o 
IR(Nujol) : 1670CID-O 
mp : 104-1 13-Co 

<nMmi4 1 ; 3 - ( (2-^>DD-4-7x-;u) ^>i?)V) -2-^ 
5 - (p - h;^x>x;^^:n;^:;b;^/^*^^';^) -f > K-^u ill i) (D^^ 




wo 98/15530 PCT/JP97/03392 

125 

-2-^^;i/^ > K-;!/ (0,226g) . N,N*-:ii3;U^-;bi^'f 
IV'J-)1 {0.162g) . p~h)lJ^>:^)ltryy5. K (0.171g) :jSJ:.Xfi^r^\^ 
'^^u^yv'-ty (0.l52g) ^pf)3- ( (2 -^DD-4-7x-;i/) 
) -2-y^;i/-5- (p- b;Ux>;^;i/;^-;U:^;w^^-r;i^) -T > K-;^ (1 
7 1 ) (0.063g) Sfffco 
[<b^tl (17 1) (7)^t$] 

'H-NMR{DMS0-d6.(5ppin) : 2.32(3H» s). 2.35(3H, s), 4.13(2H, s). 6.98{1H, 
.d, J=8.2Hz), 7.31(1H,, d, J=8.4Hz), 7.37(3H, m), 7.42-7. 47(3H, m), 7.54( 
IH, d, J=8.4Hz), 7.64(2H, d, J=7.8Hz), 7.73{1H. brs). 7.84(2H, d, J=8.1H 
z). 8.02(1H, s), 11.36(1H. s), 12.22(1H, brs)o 
IR(Nujol) : 1682cm o 
mp : 150-154-Co 

<nMm\ 4 2; 3- {A-zru^'2-^uu^yi;)V) -2-^^;i/-5 
- ( 1 -^y^y7.}\^^^:^}\^ti}\^n=^>( }\,) ^ > (17 2) cr>^^> 

5 3 - (4-rn^-2-^DD/^>^/;i/) -2-X^;H'> 
K-;U (0.15g) . N,N'-:^j;i/:t?-;Uv'r (0.128g) . VT'^^fi'y^V 

•i'>T^-tr> (0.12g) i5J:t51 -^>^S'>:^;i/;t^>T^ K (0.12g) 3!)^^3- (4 
-T'D^r- 2-i^nD'^>i;;u) -2-p<^;i/-5- { i 
;b;i/>'^^-t';i/) >f > h*-;^ ( 1 7 2) (0.l52g) ^mzo 
[{b^tF (17 2) o^fl] 

'H-NMR(DMS0-d6,<5ppiB) : 0.82(3H, t, J=7.2Hz), 1.24-L32(2H, m), 1.33-1.4 
2(2H, id), 1.67-1. 72(2H, m), 2.31(3H, s). 3.48{2H, t. J=7.7Hz), 4.07(2H, 
s), 6.87(1H, d. J=8.3Hz). 7.36(1H, d, J=8.5Hz), 7.39(1H. dd, J=1.9 and 8 
.4Hz), 7.64(1H, dd. J=1.0 and 8.4Hz), 7.72(1H. d, J=1.9Hz), 8.04(1H, s), 
11.39(1H. s), 11.69(1H, brs)o 
la(NujoI) : 1667cr'o 
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fflp : 168-172'Co 

<mMmi 4 3; 3- (4-ru^~2'^av^>i^)\^) -2-^^;i/- 
5- (2- (5-:?DDf-x-;u) x;L'^-;1/:*7;u>'^^^;u) > (i 7 

3) cD^m> 

(0.i5g) . N,N*-±i;i/:t^-;bi;Y = (0.l28g) . yrift^i/^D 

e7>7^-fe> (0.12g) joJ:tf2- (5-^PD^xz:;u) T^JlTt-^yy^ K (0.156 
g) ^^i^^S- {4-ru^-2-'^ua^>i/)\y) -2-^^;i/-5- (2- (5 
~^Dtif-x.=.;u) :^Jlt>-Jl±iJV^^=e^ -<>K-;u( 1 7 3 ) (0.146g) 

[-fh^i^ (17 3) (omm 

•H-NMR(DMSO-d6.(5ppm) :2.29(3H. s). 4.07(2H, s), 6.85(1H, d, J=8.3Hz). 7 
.26(1H, d, J=4.2Hz), 7.34{1H, d, J=8.5Hz), 7.39(1H, d, J=8.3Hz). 7.60(1H 
. d, J=8.6Hz), 7.70(1H, d, J=3,9Hz), 7.73(1H, s), 8.00(1H, s), 11.41(1H. 
s), 12.51(1H, brs)a 
IR(Nujol) : 1689cin-'o 
mp : 223-228*Co 

> H-;!/ (3 2) 

1- (fc:7,x-;i/-4-^;i/;^^;i/) -6- ii-y^>:^)vt^=^)iti)i'^^'e^ 
- 2 > (35) 

C57BL/KsJ-dbm db+/db+. C57BL/KsJ-dbni +m/+ifl (Jackson Laboratory) 05m 
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(^►^g|ltc^t)-l^T. 30]iig/kg-e0.03%. 10nig/kgT0.01%cr)iiJ^i:tfco P^tc 

^ti^B^o^^m^^. ^n^)>^-m^m\.tLii'y7.^^\^'y^)-t^~y (Ch 
ase Heparinized Capillary Tubes) ^fflt^taa^MHJ: O^itol/y i§jC\^@itc: 

CII-T^X h7n-. in^t^ftiM) tcJifJii^Lto MJ^^UHr^^ Kil^t?) 

iJ^t3(ilO-15/ilcoifiiiES^i\^ GP0-p-^:7DP7xy-;i/?i^ (N'jyj-fe^'i' 
KG-xX hyuF-) XttGPO-DAOSi£ (h'J^U-b7'< KE-7^Xb9n-) tcj: 

cy:20/zl(O« (-20-C7?^^^nj||) (7rx-fe7-Y>;<'J>R 
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(mg/kg) ikmrnnm (%) iGmm^Ti^^ (%) 



^b^^ (32) 
it^^ (35) 



3 0 
1 0 



7 0 
4 6 



1 3 6 
7 7 
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1 )7^mm^. 

limi^JSiSSsr;!/^-;!/^; TMi^^nrv^r^)J;<^ R.-RafiiniB^tcTK^^^ 
s^i^rso ] 
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. ^^^^^ ^i^Jiiaifer;L'^;i'g. ru-MS^r 

ti]ti^iifS)K^T;u>5r-;i'S; r-l^^nT»,>-c^)i<s Ri-R3{if5ie#{c7Xigii 
^■e^j;<. RWi 
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^M^t^o ] 

3 nE-f&^X'M^ti^m^m 1 1 k 



;u n ^ r U 1^^ tiT V > r J; V ^ s 
d)T'j 

f ) f5;i^i/^or;i/=^;i/^ 

(II) 4^<^;^;u;f^>T^ K^co^^ii^ti. tRj^^HSSSILR* 

5. I )tc:i5V>T. R55(}*. 



H 




II 



WO98/15S30 
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3 nm-m^i^m^ti^mikmi 1 1 ). 



H 



II 



a)r;i/=SF;i/^. 
d)r 

emmmm. m± 

f ) {£^i/^Dr;i.:^;i/^ 

^(11) ^<D7.)V:i-^>T^ b'm(D^MmT\t. tKI^^^M L R g til 

3 )T!a-^^-^^^nsi^S{ 1 1 ). 



H 




II 
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zi ^ r ij -;i/S-e 1}^^ n r V ^ r J; I \ 

^(11) ^m:^)\^t^>ri KSc^^l^Mi^tt. 7jc^$:llJigllbR6i:Ji 

7. -^^(DCiJUT. RsA^TiB-fiS^T^^nSW^Sd I) 

H 

;^-;r-;^^^£itI*L^ ^ ill) ^(D7.)i:!f^>Tl K^^^^fNli-Tii^ ;!K^^5Si 

8. -^^(I)tci3l^r. R5^Ti3-)3S^T'^^nSl^^(I I) 



H 
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10. -^^{l){zii\.\X. Ri5bsi^^tiT(,^T*> J:V^ 



H 




II 
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3)^^a^ymi'. -hD^^ T'J-;ug. r ^}-MmT)\y^)^^. 
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H 

0^ 



r 



s^itfcb. ^ (I V) ^(D:^)it^>Ti I'&commm^it. p^m^mmLR^zt . 

5o ) ] 

14. -fi9:^( I v)Hiji^r, R.2A*'i>/d:< i:*) lficD/^py>ii^. imr 
)i:D^^>m. imT)\^^)\^^. -hDg. r'j-;L^^. ^1^^^. 
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15. 1 1 1 )cijt,>-c. n^^i^TE-m^-cm^ntmrnmiv) 

H 

'''^^S-^^Nr^ (IV) 

rj\^^)m. T^}-)\.T)i^=.)i^x^mMmT)i^^=:}vm^Mm{.. ^ (iv 

16. 1 1 1 )(ci3t,\T. Rit^m^^nr\.^x^x^\ 

^a^ST;^:^;^^-c^9 5^ ifjftJl 13-1 5(Di,>fixipt^3B®(^'r > K-;u^^f*: 

17. -j39!^( I I I )tZ*5l,>T. R7;!)^lj^^nTV^r^Jci:l^s 
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18. -f&^{llinz^\.^X. R7*«MDy>ii-?. -hn^ 7x-;ug. 

19. -®:^( I I I )tZi^V^T. R7;Eji/VPy>ll^. -hoS^ 7x->il/S, 

^ ^ ^ S 21^ cJ: JIIR ^ n < 4) 1 M<^^(c J; 1^ ^ nr V > r 
1 )7x-;i/^i^7';u:^;ug. 
3):^7^;i/{|£^T;i/^;u^. 
5) ^>^/^;i'^ 

2 0. -jSS!^( I I I )tC^5^.^T^ RsA^l^$^^nTl^T^) J:(.^. 
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2 1. -^^( I I I )^^fca^T. R^ib^^^a^>m^. -hDS> 7x-;US^ 

2 2. -)8S;^( I I I )^c^Jl^r^ Rui^^^u^ymi-. -hD^v 7x-;i/S, 
7 X 7 x-jt/{gifeftT;i/^;i/7r^i/SStJf7 x-;bf£igar;i/ 

1 )7x-;u{aiar;i/=^r;u^. 
2)t:'Ji^;u{aifeftr;v:^;u^. 

5) 

2 3. -^^( I I I )tCi5l^T. R.;!)Sl^^nTV^T4)J:t>s 
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2 5. -iia^d I I )tC^H\T> Rsjiji/ND/T-^J^^. -hDg, 7x-;ug, 

1 )yjL-M&mTji^}\^m. 
5) ^V^-f^b^ 

2 6. I I I )tci5i^T, R,I;t)^7'□>'0;^;^^A:^;^>'^•^-1';^^•^:fe 

StJp. xtiRiiy&^r;!/^;!/^^ /\o{£iga5';u:\^;us. fSife5r;u=i=^ri>{£^r;u:^ 

x-;l/fg^r;^=^;^^^ □7';i.i!r;i/^s {£ifeRr;b*;i/7 x-;u^, - h 

□ 7x^;u^, AD7x-;uS, :^7^;^g^ 7 x-;i/f£i^r;u^r:;u^, 
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1 
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WO9S/15S30 
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1 )7^mm'T: 

5) ^>'J^Jl^ 

2 9. -^^C(V)tc^5l^r^ R^*tsj\u^ymi'. -hP^. 7x-;i/^, 7 
x-;W£i^T;i/=^;i/^x 7 x-;MI^ft7';i/^;u:t^i>astJf7'U-;i'{£i^r;u^ 

l^7xr:;^^£^sr;^^;^^^ Xi^^>'J-(}\^mX'&*)s RrzRXfRi^ffiTkMmT 

3 0. -)ia^(V)tc4bn>T. Ris;tjSMDy>/i^. -hng, 7x-;u^. 7 
x->ii/f£^r;u:^;i/S. 7x-;i/{£igir;u:^;b:t=^ri^^Zir/7x-;u{£^r;b^ 
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1 )y x.-M&mTJV^}m, 
5) ^>^J-()\y^ 

3 1. ri^-^:^{vi)vm^n^^>h'-jmmi^t 



1 )7K^ll^. 
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Ri3^ ^NH2 

;i/ 3 i/ r >; iJ^i ^ nr ir ^ T <t V \ 
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e) f£ja^i^nr;i':^;i/^ 
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